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Asunto Solicitud de Patente para DERIVADOS DE PIRAZOL ?,7 

COMO MEDICAMENTOS PARA EL TRATAMIENTO DE 
DEGENERACIONES NEURONALES AGUDAS 0 1 
CRONICAS 

Solicitante AVENTIS PHARMA S.A. 
Fecha de Solicitud 1*7 de mayo de 2006 

1 . Yo, Emilio FERRERO, identificado como aparece al pie de ml firma, actuando 

como apoderado on el asunto do la referencla, atentamente, solicito a Su Despacho que 

al efectuar el estudio de patentabiliclad de la presente solicitud de patente se tengan en 

cuenta Onicamente las relvindicaciones modificadas bajo el articulo 19 del PC , las cuales 

fueron presentadas a Su Despacho al momento de solicitar la patente de la referencia, 

esto es, el 17 de mayo de 2006. 

2. Para mayor clariclad de Su Despacho adjunto copia del pliego relvinclicatorio 

anteriormente mencionado, el cual consta de 17 relvinclicaclones. 

Seflora Jefe, 

COLO-12457-841-006-8 
/‘ASG\AHP\ID-138434\WPC12457 

No. M-2008-138434\ASG 

EMILIO FERRERO 
T.P.A. No. 31.929 

NIT 860.041.367-3 
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RE’ IVINDICACIONES MODIFICADAS 

[recibidas en la Oficina Internacional el 24 de Jimio de 2005 (24.06.05); 

reivindicaciones I a’ 17 reemplazadas por las nuevas. reivindicaciones I a 17 

(31 pAginas)] 
w 

REIVINDICACIONES 

1. Couipuestodef6rinulao)enlaque: 

R4 R3 

R5- N 
IeN 

i 
A, 

RI 

A es, si estd presente, un radical alquilo (C?-Q, un radical alqueniJO (C3-C6), un 

10 radical alquinilo, (C3-C6), ur) radical cieloalquilo (C3-C7), un radical cicloalquenilo 

(C5-C7), con estos radicales sustituidos en. su caso por’l o varios sustituyentes 

elegidos entre alquilo (CI-05), alquenilo. (C2-CS), alquinilo (C2-05), cicloalquilo (C3-

CA cicloalquenilo (C5LCA arilalquilo, heteroarilalquilo, arilo, heteroaxilo, hal6geno, 

RI es unA agrupaci6n NR6R7, azacicloalquilo (C4-C7), azacieloalquenilO (CY-CA 

15 azabicieloalquilo (C5-Cg), azabicicloalquenilo (Cs-Cc)), con estas agrupaciones 

sustituid&g en su caso por I o varios susfituyentes elegidos entre alquilo (CI-05), 

cieloalquilo (C3-Cs), hal6geno, 

A-RI cs tal que el. nitr6geno de RI y el nitr6geno, 1 del pirazol estAn separados 

obligatoriamente por al menos dos dtomos de carbono, 

20 R3 es un radical H, hal6geno, 011, SH, NI-12, ORc, SRc, SORa, S02Ra, NHCHO, 

NRaRb, NfIC(0)Ra, NHC(S)Ra, NJ-IS02Ra, 
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R6 y R7 pueden formar un anillo saturado o insaturado de 5, 6 6 7 enlaces que tiene o 

no un heteroAtomo como, 0, S, N y que estd sustituido, en su caso por uno o varios 

alquilos, hal6genos, 

R8 es un radical Ra o NRaRb, 

5 sus rac6micos, enantio’meros, diastereois6meros y mezclas de los mismos, sus 

taut6meros y sus sales farmacduticamente aceptables, con la, excepci6n de la 3-(3-

piridinil)-IH-pirazol-l-butanamina, de la. 4-(3-piridinil)-IH-pirazol-l-butananiina y 

de la N-(dietil)-4-fenil- 1H-pirazol- I -etilamina. 

2. Compuesto de f6nnula (1) segdn la reivindicaci6n 1, en la que: 

R4 R3 

N R5" 
N 

10 RI 

A es, si estA presente, un radical alquilo, (CI -C6), un radical alquenilo (C3-C6), un 

radical alquinilo (C3-C6), un radical cicloalquilO P-CA un radical cicioalquenilo 

(CS-CA con estos radicales sustituidos en su caso por I o varios sustituyentes 

elegidos entre alquilo’,(CI-05),.alqUenilO (C2-05),,alquinilo (C2-05), cicloalquilo (C3-

15 C7), cicloalquenilo, P-CO, arilalquilo, heteroarilalquilo, arilo, heteroarflo, hal6geno, 

RI es una, agrupaci6n NR6R7, azacicloalquilo (C4-C7), azacicloalquenilO (Cs-CA 
azabicieloalquilo (C5-Cg), azabicicloalquenilo (Cs-Cg), con estas agrupaciones 

sustituidas en su caso por I o varios sustitayentes elegidos entre alquilo (CI-Cs), 

cicloalquilo (C3-05), hal6geno, 

20 A-RI es tal que el nitr6geno de Rl y el nitr6geno, I del pirazol estdn separados 

obligatoriamente por al menos dos;ktomos de carbono, 

R3 es un radical OH, NH2, OMe, H 

HOJA MODIFICADA (ARTICULO 19) 



R4 es un mdical arilo. 0. heteroar.U6 que es.tA sustituido en su cm por. o,.vano.s 

sustitayentes elegidos. entre hal6geno, . CN, NO2, NH2, OK SH$ COOK CHO, 

C(P)NIh, C(S)NH2, SOZK:SO2Nil2,
 C(0)Ra, C(.0)0Rj4 :C(0)NR2R.b, 

?i C(S)NRaRb, S(0)Ra,. SO2Ra,. SO2NRaRb, ORc, SRcD O-C(0)Ra, -OmC(S)Ra, 

5 NRaRb, NHC(0)Pa,. NHC(S)Ra, ?JNHCONHZ NHCONRaRb,’- NHSO2Ra, arilo, 

heteroarilo, heterociCloalouilo. (C?-Q, poliguoroalquilo,, trifluoromefflsWanilol 

trifluoromet0ii, (1-6C).61quilo I,i?eol o ra=iftadoi alquenUo (CrC6), dqtdWo (Cr. 

C6), con% estos siafituyentes sustituidos on su caso por uno o vanos alquilo, hal6geno, 

OH, metoxi,, 

to R5 es un radlud hidr6genob Me; 

Ra es (1. -60 alQuilo li?nea’l o ramificado, alquebilo. alQUinil6, CiClOalqUilO (C3-CA 

ciclodquenilo (CS-CA beterocieloalquilo (C4-CA. afflalquilo, hoteroafflalquilo, arilo, 

?etcroaxilo, polilluoroalqmilo, 

.6 )1 alauflo lWed o mmfflc?do’ -pen(fientemente do Ra, ?m hidr6 (I. C, Rb. est in& geno 

15 alquenilo, al(fuinilo, cicloalqi?flo (C3-C7), c.icloalq*uenilo’,(C5-C7), heterocicloalqdflo 

(C4-Q, w?fl quilo’ he an offlo., polffluoroalquiiol 41 V -tero Wquilo, afflo, hotero 

Ra y.Rb pueden fonxw un anillo. saWrado o insaturado de 5-3 6 6.7 enlaces que.tien.e 0. 

no un heteroAtomo como 0, SY N?,,, con este anfflo susfi.tuido en su caso por uno o 

vanos radicales alqWl?’balfteno 

..20 Rc.es,un ra&cal, alquilo fineal o ramificado (CI-C6), alqueenflo (O-Q, alquinHo (C3-

ciploalquUo (CS-C7), hoterocieloalquilo (C4?Q C6)f (C3-C7), dCl0ioq 

(hctoro)arilalquilo, (hotero)arilID, (poligluoroalquilo, C(0)R8, C(S)R8, S02R8, 

R6 y R7 son, indepenffient=ente ontre st wlidr6geno, alquilo (Cj-C6), alquenilo.. . 

(C3-C 

1 

6),. alquinilo (C3-C6), oiCloalquilo (Crc cicloalquenflo 
(C5-CA

 7), 

q o, 26 hkerocieloalquilO (C4-CAI un alilalquilo, heteroafflal uil 
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R6 y R7 pueden fonnar un anillo saturado o insaturado de 5, 6 6 7 enlaces que tiene o 

no un heterodtomo como 0, S, N y que estA sustituido en su caso por uno o varios 

alquilos, hal6genos, 

R8 es un radical Ra, o NRaRb, 

5 sus rac6micos, enanti6meros, diastereoiso’meros y mezclas de, los mismos, sus 

taut6meros y sus sales farmac6utimnente aceptables con la excepci6n de la, 3-(3-

piridinil)-IH-pirazol-l-butanamina, de la, 4-(3-piridinil)-IH-pirazol-l-butanamina y 

de la, N-(dietil)-4-fenil- I H-pirazol- I -etilamina. 

3. Compuesto de f6rmula (I) seg?m la. reivindicaci6n 1, en la. que: 

10 KI 

A es, si estA presente, un radical alquilo (CI-C6), un radical alquenilo (C3-C6), un 

radical alquinilo (C3-C6), un radical cicloalquilo (C3-C7), un radical CiClOalqUenilo 

(C5-CA con estos radicales sustituidos en su caso por I o varios sustituyentes 

001 elegidos entre alquilo’,?CI-CS), alqUenilO (C2-CA alqUinilO (C2-05), cicloalquilo (C3-

15 CA cicloalquenilo (C5-CA arilalquilo, heteroarilalquilo, arilo, heteroatilo, hal6geno, 

RI es una agrapacio’n NR6R7, azacicloalquilo (C4-CA azacieloalquenilO P-CA 

azabicicloalquilo (C5-Cg), azAbicicloalquenilO (C5-C9), con estas agrupaciones 

sustituidas en su caso por I o varios sustituyentes elegidos entre alquilo (CI-Cs), 

cicloalquilo (C3-05), halo’geno, 

20 A-Rl es tal que el nitr6geno de Rl y el nitr6geno I del pirazol est6n separados 

obligatoriamente por al menos dos dtomos de carbono, 

R3 es un radical OH, NH2, OMe, H 

HOJA MODIFICADA (ARTfCULO 19) 



R4 es un radical arilo o heteroarilo que estA sustituido en su caso por I o varios 

sustituyentes elegidos entre hal6geno, CN, NO2, NH2, OH, SH, COOH, CHO, 

C(0)N‘H2, C(S)NH2, S02H, S02NH2, NHCHO, C(0)Ra, C(0)OU C(0)NRaRb, 

C(S)NRaRb, S(0)Ra, S02Ra, SO2NRgRb, ORc, SRc, O-C(0)Ra, -0-C(S)Ra, 

5 NRaRb, NHC(0)Ra, NHC(S)ka, NHCONH2, NHCONRaRb, NHSO2Ra, arilo, 

heteroarilo, heterocicloalquilo (C4-CA polifluoroalqtfilo, trifluorometilsulfanilo, 

trifluorometoxi, (1-6C) alquilo lineal o ramificado, alquenUo (C2-C6), alquinflo (C2-

C6), con estos sustituyentes sustituidos en su caso por uno o varios alquilo, hal6geno, 

OH, metoxi, 

10 R5 es un hidr6geno, 

Ra es (1-6C) alquilo lineal o ramificado, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo (C3-C7), 

cicloalquenilo (C5-C7), heterocicloalquilo (C4-CA arilalquilo, heteroar.Ualquilo, arilo, 

heteroarilo, polifluoroalquilo, 

Rb es, independientemente de Ra, un bidr6geno, (1-6C) alquilo lineal o ramificado, 

15 alquenilo, alquirjilo, cicloalquilo (C3-CA cicloalquenilo (C5-CA heterocicloalquilo 

(C4-C7), arilalquilo, heteroarilalquilo, arilo, heteroarilo, polifluoroalquilo, 

R.a y Rb pueden formar un anillo saturado o insaturado de 5, 6 6 7 enlaces que tiene o 

no un heterodtomo como 0, S, N, con este anillo sustituido en su caso por uno o 

varios radicales alquilo, halo’geno, 

20 Rc es un radical, alquilo lineal o ramificado (CI -C6), alquenilo (C3-C6), alquinilO (C3-

C6), cicloalquilo (C3-CA cicloalquenilo (C5-CA heterocicloalquilo (C4-CA 

(hetero)adlalquilo, (hetero)arilo, (poli)fluoroalquilo, C(0)R8, C(S)R8, S02R8, 

R6 y R7 son, independientemente entre si, un hidr6geno, aIqUil0 (CI -CO, alqUenilO 

(C3-C6), alqUinil0 (C3-C6), cicloalquilo (C3-C7), cicloalquenilo (C5-CA 

25 heterocicloalquilo (C4-C7), un arilalquilo, heteroarilalquilo, 

HOJA MODIFICADA (ARTfCUL0 19) 
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R6 y R7 pueden formar un anillo saturado o insatarado de 5, 6 6 7 enlaces que tiene o 

no un hetero4tomo como 0, S, N y que estd sustituido en su caso por uno o varios 

alquilos, hal6genos, 

R8 es un radical Ra o NRaRb, 

5 sus rac6micos, enanti6meros, diastereois6meros y mezclas de los mismos, sus 

taut6meros y sus sales fannae6uticamente aceptables con la excepci6n de la 3-(3-

piridinil)-lH-pirazol-l-butanamina, de la 4-(3-piridinil)-lH-pirazol-l-butanamina y 

de la. N-(dietil)-4-fenil- 1 H-pirazol- I -efilamina. 

4. Compuesto segfm la reivindicac16n I caracterizado porque se elige entre: 

10 1-[2-(3-metoxi-4-fenil-pirazol-l-il)-etil]-piperidina 

1-(I-aza-bicielo[2.2.2]oct-3-ilmetil)-4-fenil-lH-pirazol-l-oI 

3-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol-l-ihnetil)-l-aza-biciclo[2.2.2]octano 

3-(3-metoxi-4-fenil-pirazol-l-ibnetil)-l-aza-biciclo[2.2.2]octano 

I -(I -aza-biciclo [2.2.2) oct-3 -il)-4-fenil- 1 H-pirazol-3 -ol 

15 1-(2-perbidro-azepin-l-il-etil)-4-fenil-IH-pirazol-3-oI 

1-[2-(2-metil-piperidin-l-il)-etil]-4-fenil-lH-pirazol-3-oI 

1-[2-(4-fluoro-piperidin-l-il)-etilj-4-fenil-IH-pirazol-3-oI 

1-[2-(3-metil-piperidin-l-il)-etil]-4-fenil-lH-pirazol-3-oI 

1-[2-(3,6-dihidro-2H-piridin-l-il)-etil]4-fenil-lH-pirazol-3-oI 

20 1-[2-(7-aza-biciclo[2.2.1]hept-7-il)-etil]-4-fenil-lH-pirazol-3-oI 

1-[2-(2-aza-bicielo[2.2.2]oct-2-il)-etil]-4-fenil-IH-pimzol-3-oI 

I- [2-(2-aza-biciclo [2.2.1 ]hept-2-il)-etill -4-fenil- 1 H-pirazol-3 -ol 

HOJA MODIFICADA (ARTiCULO 19) 



1-(2-dimetilamino-etil)-4-(4’-fluoro-bifenil-4-ii)-lH-pirazol-3-oI 

1-(2-pipen’din-l-il-etil)-4-piridin-2-il-IH-pirazol-3-oI 

1-(2-piperidin-I -ii-etil)-4-piridin-4-il- 1H-pirazol-3-ol 

4-(4-fluoro-fenil)-l-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-oI 

5 4-(4-trifluorometoxi-fenil)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-ol 

4-fenil-l-(2-piperidin-l-il-propU)-lH-pirazol-3-oI 

3-(4-fenil-pirazol-l-il-metil)-l-aza-biciclo[2.2.2]octano 

4-(5-cloro-tiofen-2-il)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-lH-pirazol-3-oI 

4-(3-metoxi-fenil)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-oI 

10 4-(2-metoxi-fenil)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pimzol-3-oI 

4-(3-hidroxi-fenil)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-ol 

-4-(4-bidroxi-fenil)-I-(2-piperidin-l-ii-etil)-IH-pirazol-3-oI 

4-(4-metoxi-fenil)-1 -(2-,piperidin-I -il-etil)- IH-pirazol-3-ol 

4-(3-fluoro-fenil)-I-(2-piperidin-l-il-etfl)-lH-pirazol-3-oI 

15 1-(2-piperidin-l-il-etil)-4-(3-trifluorometil-fenil)-?IH-pirazol-3-oI 

1-(2-pipelidin-l-il-etil)-4-piridin-3-il-IH-pirazol-3-oI 

4-(4-cloro-fenil)- I -(2-piperidin- 1-il-etil)- I H-pirazol-3-ol 

4-(3-cloro-fenil)-1 -(2-pipeiidin-1 -il-etil)-IH-pirazol-3-ol 

4-(2-fluoro-fenil)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-oI 

20 4-(2-cloro-fenil)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-oI 

HOJA MODIFICADA (ARTICULO 19) 
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1-[2-dimetilamino-etil]-4-fenil-IH-pirazol-3-oI 

1-[3-dimetilamino-propilj-4-fenil-IH-pirazol-3-oI 

1-[2-((2S,6R)-2,6-dirnetil-piperidin-l-il)-etil]-4-fenil-IH-pirazol-3-ol 

1-[2-dietilaniino-etill-4-fenil-IH-pirazol-3-oI 

5 1-(2-diisopropilamino-etil)-4-fenil-lH-pirazol-3-oI 

4-fenil-l-(2-pirrolidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-oI 

3-(3-metoxi-4-fenil-pirazol-l-il)-l-aza-biciclo[2.2.2]octano 

1-[2-(3-difluorometoxi-4-fenil-pirazol-l-il)-etiJ]-piperidina 

4-fenil- I -(2-piperidin-I -il-etil)-1 H-pirazol-3-ilamina 

10 4-fenil- I -(2-piperidin- 1 -il-etil)- 1 H-pirazol-3 -ilamina 

N-[4-fenil-l-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-il]-acetamida 

N-[4-fenil-l-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-il]-metanosulfonarnida 

1-(2-ditnetilamino-prop?)-4-fenil-lH-pirazol-3-oI 

1-(I-metil-piperidin-3-ibnetil)-4-fenil-IH-pirazol-3-oI 

15 5-metil-4-fenil-l-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-oI 

4-(3 -amino-fenil)- I -(2-dimetilamino-etil)- 1 H-pirazol-3 -ol 

N-13-[3-bidroxi-l-(2-dimetilamino-etil)-lH-pirazol-4-il]-fenil}-acetamida 

4-(4-amino-fenil)-I-(2-dimetilamino-etil)-IH-pirazol-3-oI 

1-(2-dimetilamino-etil)-4-(4’-fluoro-bifenil-3-il)-lH-pirazol-3-ol 

20 4-bifenil-3-il-l-(2-dimetilamino-etil)-IH-pirazol-3-oI 

HOJA MODIFICADA (ARTiCTJLO 19) 
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1-(l-aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-4-(4-cloro-fenil)-IH-pirazol-3-ol, 

1-(I-aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-4-(3-cloro-fenil)-IH-pirazol-3-oI 

1-(I-aza-bicielo[2.2.2]oct-3-il)-4-(3-fluoro-fenil)-IH-pirazol-3-oI 

1-(I-metil-pirrolidin-3-il)-4-fenil-lH-pirazol-3-oI 

5 1-[2-(I-metil-pirrolidin-2-il)-etil]-4-fenil-IH-pirazol-3-oI 

1-(pirrolidin-3-il)-4-fenil-lH-pirazol-3-oI 

1-[(I-metil-piffolidin-2-(S)-il)-metil]-4-fenil-IH-pirazol-3-oI 

4-fenil-l-pirrolidin-3-il-metil-IH-pirazol-3-oI 

1-((2R) 1-metil-pirrolidin-2-ihnetil)-4-fenil-IH-pirazol-3-oI 

10 4-fenil-l-(piperidin-3-il)-lH-pirazol-3-oI 

1-(I-metil-piperidin-2-ilmetil)-4-fenil-IH-pirazol-3-oI 

1-(l-metil-azepan-3-il)-4-fenil-IH-pirazol-3-ol-

4-fenil-l-(2-piperidin-1,-il-etil)-IH-pirazol-3-oI 

4-(tiofen-2-il)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-oI 

15 4-(3,4-dicloro-fenil)-l-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-oI 

4-(4-Bromo-fenil)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-oI 

4-(lH-Indol-5-il)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-oI 

4-(5-Bromo-tiofen-2-il)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-oI 

2-[I-(2-Piperidin-l-il-etil)-lH-pirazol-4-il] benzamida 

20 4-(2-hidroxi-fenil)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol 

I 
HOJA MODIFICADA (ARTICULO 19) 
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4-(IH�ludol-5-il)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazoI  

4-(4-metU-fenil)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-lH-pirazol-3-oI 

1-(I-Aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-4-(IH-indol-5-il)-lH-pirazoI 

(+) 1-(I-Aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-4-(IH-indol-5-il)-IH-pirazoI 

5 (-) 1-(l-Aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-4-(IH-indol-5-il)-?H-pirazoI 

1-(I-aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-4-(5-cloro-tiofen-2-il)-IH-pirazol-3-oI 

1-(I-aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-4-(5-cloro-tiofen-2-il)-lH-pirazol-3-oI 

1-(I-aza-biciclo[2.2.2]oct-2-ilmetil)-4-feniJ-IH-pirazol-3-oI 

3-[4-(3,5-difluoro-fenil)-pirazol-l-il]-l-aza-bicielo[2.2.2]octano 

10 4-benzo[b]tiofen-2-il-l-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-oI 

1-(2-piperidin-l-il-etil)-4-tiofen-3-il-lH-pirazol-3-oI 

4-[3-hidroxi-l-(2?piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-4-il]-benzamida 

3-[3-hidroxi-l-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-4-il]-benzamida 

1 -(1 -aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-4-fenil- I H-pirazol-3-ol 

15 (+)-I-(I-aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-4-fenil-lH-pirazol-3-oI 

(-)-1 -(I -aza-biciclo[2.2.2]oct-3-ibnefil)-4-fenU-lH-pimzol-1 -ol 

(+)-I-(I-aza-biciclo[2.2.2]oct-3-ihnetil)-4-fenil-IH-pirazol-l-oI 

1-(l-aza-biciclo[2.2.2]oct-3-ilmetil)-4-(4-cloro-fenil)-IH-pirazol-3-oI 

(-)-I-(I-aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-4-(4-cloro-fenil)-lH-pitazol-3-oI 

20 (+)-1 -(I-aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-4-(4-cloro-fenil)-lH-pirazol-3-oI 
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0 

(-)-I-(I-aza-biciclo[2.2.2]oct-3-iJ)-4-(4-fluoro-fenil)-IH-pirazol-3-oI 

(+)-I-(I-aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-4-(4-fluoro-fenil)-IH-pirazol-3-61 

3-[4-(4-cloro-fenil)-pirazol-l-il]-l-aza-biciclo[2.2.2]octano 

3-[4-(4-cloro-fenil)-pirazol-l-ilmetill-l-aza-bicielo[2.2.2]octano. 

5 3-[4-(3-Cloro-4-metoxi-fenil)-pirazol-l-ilmetil]-l-aza-bicielo[2.2.2]octano 

4-[1 -(1 -aza-biciclo[2.2.2]oct-3-ihnetil)- 111-pirazol-441]-2-cloro-feriol 

4-[I-(I-Aza-bicielo[2.2.2]oct-3-il)-IH-pirazol-4-il]-2-cloro-fenoI 

(-)-4-[I-(I-Aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-IH-pirazol-4-ii]-2-cloro-fenoI 

(+)-4-[I-(l-Aza-bicielo[2.2.2]oct-3-il)-IH-pirazol-4-ill-2-cloro-fenoI 

10 (+)-I-(I-Aza-bicielo[2.2.2]oct-3-il)-4-piridin-2-il-lH-pirazol-3-oI 

(-)-I-(l-aza-bicielo[2.2.2]oct-3-il)-4-piridin-2-il-IH-pirazol-3-o1 

(+)-I -(I -Aza-bicielo[2.2.2)oct-3-il)-4-fenil-IH-pirazol-3-ilamina 

(-)-I-(I-aza-biciclo[2.2,2]oct-3-iJ)-4-fenil-IH-pirazol-3-ilamina 
I 

(+)-I -(I -aza-bicielo[2.2.2]oct-3-il)-4-(IH-indol-4-il)- 114-pirazol 

15 (-)-I-(l-aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-4-(IH-indol-4-il)-IH-pirazol, 

sus rac6micos, enanti6meros, diastereois6meros y mezclas de los mismos, sus 

taut6meros y sus sales farmac6uticamente aceptables. 

5. Procedimiento de preparaci6n de un compuesto de f6rmula (1) tal como se define 

en la reivindicaci6n I o de un compuesto elegido entre la 3-(3-piridinil)-IH-pirazol-l-

20 butanamina, la, 4-(3-piridinil)-lH-pirazol-l-butanamina y la. N-(dietil)-4-fenil-114-

pirazol- I -etilamina.y para el que R3 es OH partir del compuesto (11) 
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R4 OGP 

R5" N 
I 
A, 

Rl 

en el que GP es una agrupaci6n protectora de la funci6n hidroxilo caractefizada 

porque el compuesto (H) se desprotege y, luego, se transfonna en su caso en sal 

farmae6uticamente aceptable. 

5 6. Procedimiento de preparaci6n de compuestos de f6rmula (1) como se deftne en la 

reivindicaci6n I o elegido entre la 3-(3-piridinil)-IH.-pirazol-l-butanamina, la 4-(3-

piridinil)-IH-pirazol-l-butanamina y la-N-(dietil)-4-fenil-IH-pirazol-i-etilamina y 

para el cual R3 es ORc, H, NH2 por alqtfilaci6n de pirazoles de f6rmula (M) 

R4 ORc o H o NH2 u OGP 

R5’)?N 
H 

10 en el que GP es una agrupaci6n protectora de la fimci6n OH con un compuesto de 

f6rrnula (IV) Rl -A-X en el cual X es Cl, Br, 1, OTs, OMs, OTf en medio bisico, en un 

disolvente apr6tico y,en su caso desprotege- y en su caso transforma el producto 

obtenido en sal farmacduticamente aceptable. 

7. Compuestos de f6nnula: 

15 3-metoxi-4-fenil-pirazol 

1-(3-bidroxi-4-fenil-pirazol-l-il)-etanona 

3-benciloxi-4-fenil-pirazol 

3-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol-l-il)-l-aza-biciclo[2.2.2]octano 
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1-[2-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol-l-il)-etil]-perhidro-azepina 

I -[(toluen-4-sulfonil)oxi]-2-(3-benciloxi-4-fenil-pimzol-1 -il)-etilo 

2-(3-benciloxi-4-fenil-pirawl-l-it)-etanoI 

3-benciloxi-4-fenil-l-[2-(tet?eWdro-piran-2-iloxi)-etil]-IH-pirazoI 

1-[2-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol-l-il)-etil]-2-metii-piperidina 

1-[2-(3-benciloxi-4-fenil-pimzol-l-il)-etil]-4-fluoro-piperidina 

’01 
1-[2-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol-l-il)-etil]-3-metil-piperidina 

1-[2-(3-benciloxi-4-fenil-pirrol-l-il)-etil]-1,2,3,6-tetrahidro-piridina 

7-[2-(3-benciloxi-4-fenit-pirazol-l-il)-etil]-7-aza-biciclo[2.2.1]heptano 

10 2-[2-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol-l-ii)-etil]-2-aza-biciclo(2.2.2]octano 

2-[2-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol-l-il)-etU]-2-aza-biciclo[2.2.1]heptano 

diclorhidrato de [2-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol-l-ii)-etil]?dimetU-amina 

diclorhidrato de [3-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol-l-ii)-propil]-dimetil-amina 

oxalato de L3-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol-l-il)-propil)-dimetil-amina 

15 diclorhidrato de (2S,6R)-I-[2-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol-l-il)-etil]-2,6-dimetil-

piperidina 

(2S,6R)-I-[2-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol-l-il)-etil]-2,6-dimetil-piperidina 

diclorhidrato de [2-(3-benriloxi-4-fenii-pirazol-i-il)-etil]-dietil-amina 

oxalato de [2-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol-l-il)-etU)-dietil-amina 

20 diclorhidmto de [2-(3-benciloxi-4-feriil-pirazol-I -il)-etil)-diisopropil- i 
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-amma oxalato de [2-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol-l-il)-etil]-diisopropiI i 

diclorhidmto de 3-benciloxi-4-fenil-l-(2-pirrolidin-l-il-etil)-IH-pirazoI 

oxalato de 3-benciloxi-4-fenil-l-(2-pirrolidin-l-il-etil)-IH-pirazoI 

3-difluorometoxi-4-fenil-IH-pirazoI 

5 4-fenil-l-(2-piperidin-l-il-etil)-lH-pirazol-3-ilamina 

N-[4-fenil-l-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-il]-fomiamida 

14,01 {2-[3-(ciclohex-2-eniloxi)-4-fenil-pirazol-l-il]-l-metil-etil)-dimetil-amina 

3-(cielohex-2-eniloxi)-4-fenil-lH-pirazoI 

3-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol-l-ilmetil)-l-metil-piperidina 

10 1-(2-[3-(ciclohex-2-eniloxi)-S-metil-4-fenil-pirazol-l-il]-etill-piperidina 

3-(ciclohex-2-eniloxi)-5-metil-4-fea-IH-pirazoI 

1.&[3-(cielohex-2-eniloxi)-54metil4-fenil-pirazol-l-il]-etanona 

1-(3-hidroxi-S-metil4-fenil-pirazol-l-il)-etanona 

12-[3-benciloxi4-(3-nitro-fenil)-pi.razol-l-il]-etil)-dimetil-46 1 
15 3-benciloxi4-(3-nitro-fenil)-IH-pirazoI 

1-[3-hidroxi-4-(3-nitro-fenil)-pirazol-i-ii)-etanona 

4-(3-nitro-fenil)-IH-pirawl-3-olato de dimetil-amonio 

6ster bencilico del ficido 3-dimetilamino-2-(3-nitro-fenil)-acrflico 

N-{3-[3-benciloxi-l-(2-diinetilamino-etil)-IH-pirazol-4-ii)-fenji)-acetamida 

20 3-[3-benciloxi-l-(2-dimetilamino-etil)-IH-pirazol-4-ii]-fenilamina 
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12-[3-benciloxi-4-(4-nitro-fenil)-pirazol-l-il]-etil}-dimetil-amina 

3-benciloxi-4-(4-nitro-fenil)-lH-pirazoI - 

1-[3-hidroxi4-(4-nitro-fenil)-pirazol-l-il]-etanona 

4-(4-nitro-fenil)-IH-pirazol-3-olato de dimetil-mnoriio 

5 6ster metflico del ficido 3-dimetilamino-2-(4-nitro-fenil)-acrflico 

{2-[3-benciloxi-4-(4’-fluoro-bifenil-3-il)-pi=ol-l-il]-etil)-dimetil-amina 

I&-

IR {2-[3-benciloxi-4-(3-bromo-fenil)-pirazol-l-il]-etill-dimetil-amina 

3-benciloxi-4-(3-bromo-fenil)-lH-pirazoI 

1-[4-(3-bromo-fenil)-3-bidroxi-pirazo1-1-il]-etanona 

10 4-(3-bromo-fenil)-IH-pirazol-3-oI 

6ster metUico del icido 2-(3-bromo-fenil)-3-dimetilamino-aclilico 

{2-[3-benciloxi-4-bffenil-3-il-pirazol-l-il]-etil)-ditnetil-amina 

(2-[3-benciloxi-4-(4’-fluoro-bifenil-4-il)-pirazol-l-ii]-etil)-diinetil-amina 

{2-[3-benciloxi-4-(4-bromo-fenil)-pirazol-l-il]-etil)-dimetil-am*m’a 

15 3-benciloxi-4-(4-bromo-fonil)-IH-pirazoI 

1-[4-(4-bromo-fenil)-3-hidroxi-pirazol-i-ill-etanona 

4-(4-bromo-fenil)-IH-pirazol-3-bI 

6ster etilico del 4cido 2-(4-bromo-fenil)-3-dimetilamino-aenlico 

2-p-(ciclohex-2-eniloxi)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-lH-pirazol-4-il]-piridina 

20 2-[3-(eiclohex-2-eniloxi)-IH-pirazol-4-ilj-pmdina 
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1-(3-hidroxi-4-piridin-2-il-pirazol-l-il)-eta,nona 

clorhidrato de 4-piridin-2-il-IH-pirazol-3-ol 

6ster etflico del deido 3-dimetil ’ -2-piridin-2-il-aerflico 

4-[3-benciloxi-l-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-4-il]-piridina 

5 4-(3-benciloxi-IH-pirazol-4-il)-piridina 

1-(3-bidroxi-4-piridin4-il-pirazol-l-il)-etanona 

clorbidrato de 4-piridin-4-il-IH-pirazol-3-ol 

6ster etilico del Acido 3-dimetilamino-2-piridin-4-il-acrflico 

3-benciloxi-4-(4-fluoro-fenil)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazoI 

10 3-benciloxi-4-bromo-l-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazoI 

clorbidrato de 3-benciloxi-4-bromo-IH-pirazol 

3-benciloxi-IH-pirazol 

clorhidrato de 3-benciloxi- I H-pirazol 

1-(3-hidroxi-pirazol-l-il)-etanona 

15 3-benciloxi-4-(4-trifluorometoxi-f=H)-I-(2-piperidin-l-ii-etil)-IH-pirazoI 

3-benciloxi4-(4-trifluorometoxi-fenil)-IH-pimzoI 

3-benciloxi-l-(toluen-4-sulfonil)-4-(4-trifluorometoxi-fenil)-IH-pirazoI 

3-benciloxi-4-yodo-l-(toluen-4-suffbnil)-IH-pirazoI 

3-benciloxi-4-yodo-IH-pirazol 

20 1-{2-[3-(Ciclohex-2-eniloxi)-4-fenil-pirazol-l-il)-l-metil-etil)-pipezidina 
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6ster de 2-[3-(ciclohex-2-eniloxi)-4-fenil-pirazol- 1 -ill- 1 -nietil-etil del ficidO 

metanosulf6nico 

1-[3-(Cielohex-2-eniloxi)-4-fenil-pirazol-l-il]-propan-2-oI 

4-fenil-IH-phwol 

5 4-fenil-l-(toluen-4-sulfonil)-IH-pirazoI 

4-yodo-l-?(toluen-4-sulfonil)-IH-pirazoI 

3-benciloxi-4-(5-cloro-tiofen-2-il)-I-(2-piperidin-l-il-etfl)-lH-pirazoI 

3-benciloxi-4-(S-cloro-tiofen-2-il)-lH-pir-azoI 

3-benciloxi-4-(5-cloro-tiofen-2-U)-l-(toluen-4-sulfonil)-lH-pirazoI 

10 3-benciloxi-l-(toluen-4-sulfonil)4-tributilestannanfl-IH-pirazoI 

3-benciloxi-4-(3-meto3d-fenil)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazoI 

3-benciloxi-4-(3-meto’xi-fenil,)-lH-lDirazoI 

3-benciloxi-4-(3-metoxi-fenil)-l-(toluen-4-sulfonil)-IH-pirazoI 

3-benciloxi-4-(2-metoxi-fenil)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazoI 

15 3-benciloxi-4-(2-metoxi-fenil)-IH-pirazoI 

3-benciloxi-4-(2-metoxi-fenil)-I-(toluen-4-sWfonil)-IH-pirazoI 

1-12-[3-benciloxi-4-(4-metoxi-fenil)-pirazol-l-U]-etil)-piperidina 

1-{2-[3-bencfloxi-4-(3-fluoro-fenil)-pirazol-i-ii]-etil}-piperidina: 

I-f 2-[3-benciloxi-4-(3-trifluorometU-fenji)-pirazol-i-ii]-etil)-piperidina 

20 3-p-benciloxi-l-(2-piperidin-l-il-etil)-lH-pirazol-4-il]-piridina 
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1-(2-[3-ben,r,iloxi-4-(4-cloro-fenU)-pirazol-l-il]-etil)-piperidina 

3-benciloxi-4-(4-cloro-fenil)-IH-pirazoI 

3-benciloxi4-(4-cloro-fenil)-I-(toluen-4-sulfonil)-IH-pirazoI 

1-{2-[3-benciloxi-4-(3-cloro-fenil)-pirazol-l-fl]-etil)-piperidina 

3-benciloxi-4-(3-cloro-fenil)-IH-pirazoI 

3-benciloxi-4-(3-cloro-fenil)-I-(toluen-4-sulfonil)-IH-pirazoI 

1-(2-[3-benciloxi-4-(2-fluoro-fenff)-pirazol-l-il]-etfl)-piperidina 

3-benciloxi-4-(2-fluoro-fenil)-IH-pirazoI 

3-benciloxi-4-(2-fluoro-fenil)-I-(toluen-4-sulfonil)-IH-pirazoI 

10 1-12-[3-benciloxi-4-(2-cloro-fenil)-pirazol-l-il]-etil)-piperidina 

3-benciloxi-4-(2-cloro-fenil)-IH-pimzoI 

3-benciloxi-4-(2-cloro-fenfl)-I-(toluen4-sulfonil)-IH-pirazoI - 

3-[3-benciloxi-4-(4-cloro-fenil)-pirazol-I-U]-l-aza-biciclo[2.2.2]octano 

3-[3-benciloxi-4-(3-cloro-fenil)-pirazol-l-il)-l-aza-biciclo[2.2.2]octano 

15 3-[3-benciloxi-4-(3-fluoro-fenil)-pirazol-l-il]-l-aza-bicielo[2.2.2]octano 

1-(I-metil-pirrolidin-3-il)-4-fenil-lH-pirazol-3-oI 

3-benciloxi-l-(I-metil-pirrolidin-3-ii)-4-feniI IH-pirazol 

6ster (1-metil-pirmlidin-3-il) del Acido metanosulf6nico 

3-benciloxi-l-[2-(I-metil-pirrolidin-2-il)-etil]4-fenil-IH-pirazoI 

20 1-metil-2-(2-cloro-etil)-pirroUdina 
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diclorhidrato de 3-benciloxi4-fenil-l-(pirroHdin-3-il)-IH-pirazoI 

3-benciloxi-l-(I-tere-butoxicarbonil-pirrolidin-3-ii)-4-fenil-IH-pirazoI 

6ster (1-tere-butoxicarbonil-pirrolidin-3-il) del ficido metanosulf6nico 

1-terc-butoxicarbonil-3-hidroxipirrolidina 

5 3-benciloxi-l-[(l-metil-pirrolidin-2-(S)-il)-me6l]-4-fenil-lH-pirazoI 

clorhidrato de 1-metil-2-(S)-clorometil-pirrolidina 

clorhidrato de I -(I -bencil-pirrolidin-3 -ilmetil)4-fenil- I H-pirazol-3 -ol 

clorhidrato de 3-benciloxi-l-(I-bencil-pirrolidin-3-ilmetil)-4-fenil-IH-pirazoi 

6ster (1-bencil-pirrolidin-3-ihnetil) del icido metanosulf6nico 

10 (1-bencil-pirrolidin-3-il) metanol 

3-benciloxi-l-((2R) 1-metil-pirrolidin-2-ilmetil)-4-fenil-lH-pirazol 

clorbidrato de 3-benciloxi-4-fea-l-((2R) piffolidin-2-ilmetil)-lH-pirazol 

3-bcnciloxi4-fenil-l-((2R) 1-terc-butoxicarbonil-pirrolidin-2-ilmetil)-IH-pirazoI 

6ster ((2R) 1-terc-butoxicarbortil-pirrolidin-2-ilmetil) del deido metanosuff6nico 

15 clorhidrato de 3-bencHoxi4-fenil-l-(piperidin-3-il)-IH-pirazoI 

3-benciloxi-l-(I-tere-butoxicarbonil-piperidin-3-il)-4-fenil-IH-pirazoI 

6ster (1-terc-butoxicarbonil-piperidin-3-il) del Acido metanosulf6nico 

3-benciloxi-l-(l-metil-piperidin-2-ilmetil]-4-fenil-lH-pirazoI 

3-benciloxi-l-(I-metil-azepan-3-il)-4-fenil-IH-pimzoI 

20 2-clorometil-l-metil-piperidina 
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6ster (1-metil-piperidin-2-ilmetU) del ficido metanosulf6nico 

oxalato de 3-benciloxi-4-fenil-l-(2-piperidin-l-il-etil)-lH-pirazoI 

Oxalato do 4-fenU-1-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazoI 

3-Benciloxi-4-(3,4-dicloro-fenil)-I-(2-piperidin-l-il-etill-lH-pirazoI 

5 3-Benciloxi-4-(3,4-dicloro-fenil)-IH-pirazoI 

3-Benciloxi-l-(toluen-4-sulfonil)-4-(3,4-dicloro-fenil)’lH-pirazol 

3-Bcnciloxi-4-(4-bromo-fenU)-I-(2-piperidia-l-il-etil]-lH-pimzoI 

3-Benciloxi-4-(4-bromo-fenil)-IH-pirazoI 

3-BencUoxi-l-(toluen-4-sulfonil)-4-(4-bromo-fenil)-lH-pirazoI 

10 3-Benciloxi-4-(IH-indol-5-il)-I-(2-piperidin-l-il-effl]-IH-piruzoI 

Oxalato de 3-benciloxi-4-(S-bromo-tiofen-2-il)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazoI 

3-Benciloxi-4-(5-bromo-tiofen-2-il)-pirazoI 

1-(Toluen-4-sulfonil)-3-benciloxi-4-(5-bromo-tiofen-2-it)-lH-pirazoI 

Oxalato de 4-(4-ciano-fenil)- I -(2-piperidin- I -il-etil)- I H-pirazol 

15 4-(4-Ciano-fenil)-IH-pirazol 

1-(Toluen-4-sulfonil)-4-(4-ciano-fenil)-IH-pirazoI 

1-(Toluen-4-sulfonil)-4-tributilestannanil-IH-pimzoI 

Oxalato de 4-(2-metoxi-fenil)- 1-(2-piperidin- I -il-etil)- I H-pirazol 

4-(2-Metoxi-fenU)-IH-pirazol 

20 1-(Toluen-4-sulfonil)-4-(2-metoxi-fenil)-IH-pirazoI 
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4-Yodo-l-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazoI 

Oxalato de 3-benciloxi-4-(4-metil-fenfl)-I-(2-piperidin-l-il-etil]-IH-pirazoI 

3-Benciloxi-4-(4-metil-fenil)-IH-pimoI 

3-Benciloxi-l-(toluen-4-sulfonil)-4-(4-metU-fenil)-lH-pirazoI 

5 Clorhidrato de 1-(I-aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-4-(5-cloro-tiofen-2-il)-lH-pirazol-3-oI 

1-(I-Aza-bicielo[2.2.2]oct-3-il)-3-benciloxi-4-(5-cloro-tiofen-2-il)-lH-pimzoI 

2-(3-benciloxi-4-fenil-pimzol-l-ibnetil)-l-aza-bicielo[2.2.2]octano 

metanosulfonato de I-aza-biciclo[2.2.2]oct-2-ilmetilo 

4-(3,5-difluoro-fenil)-IH-pirazoI 

10 4-(3,5-difluoro-fenil)-l-(toluen-4-sulfonil)-JH-pirazoI 

Clorhidrato de 4-benzo[b]tiofen-2-il-l-(2-piperidin-l-il-etil)-lH-pirazol-3-oI 

1-[2-(4-benzo[b]tiofen-24il-3-benciloxi-pirazol-l-il)-etil]-piperidina 

4-benzo[b]tiofen-2-il-3-benciloxi-IH-pirazoI 

4-benzo[b]tiofen-2-il-3-benciloxi-l-(toluen-4-sulfonil)-IH-pirazoI 

15 1-[2-(3-benciloxi-4-tiofen-3-il-pirazol-l-il)-efil]-piperidina 

3-benciloxi-4-tiofen-3-il-lH-pirazoI 

3-benciloxi-4-tiofen-3-il-l-(toluen-4-sulfonil)-lH-pirazoI 

4-[3-benciloxi-l-(2-piperidin-l-il-etU)-IH-pirazol-4-il]-benzamida 

4-(3-benciloxi-IH-pirazol-4-il)-benzamida 

20 4-[3-benciloxi-l-(toluen-4-sulfonil)-lH-pirazol-4-ill-benzamida 
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VI 

3-[3-benciloxi-l-(2-piperidin-l-il-etil)-lH-pirawl-4-ill-benzamida 

3-(3-benciloxi-IH-pimzol-4-il)-benzamida 

3-[3-benciloxi-l-(toluen-4-sulfonil)-lH-pimol-4-il]-benzamida 

(+)-3-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol-l-ii)-l-aza-biciclo[2.2.2]octano 

(-)-3-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol-l-il)-l-aza-biciclo[2.2.2]octano 

(-)-3-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol- I -ihnetil)-1 -aza-biciclo[2.2.2]octano 

(+)-3-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol-l-ilmetil)-l-aza-biciclo[2.2.2]octano 

3-[3-benciloxi-4-(4-cloro-fenil)-pirazol-l-ilmetil]-l-aza-biciclo[2.2.2]octano-borano 

(+)-3-[3-benciloxi-4-(4-cloro-fenil)-pirazol-l-il]-l-aza-biciclo[2.2.2]octano 

10 (-)-3-[3-benciloxi-4-(4-cloro-fenil)-pirazol-l-il)-l-aza-biciclo[2.2.2]octano 

(+)-3-[3-benciloxi-4-(4-fluoro-fenil)-pirazol-l-il]-l-aza-bicielo[2.2-2]octano 

(-)-3-[3-bencUoxi-4-(4-fluoro-fenil)-pimzol-l-il]-l-aza-bicielo[2.2.2]octano 

3-benciloxi-4-(4-fluoro-fenil)-IH-pirazoI 

3-benciloxi-4-(4-fluoro-fenil)-I-(toluen-4-sulfonil)-IH-pirazoI 

15 4-(4-cloro-fenil)-lH-pirazol 

4-(4-cloro-fenil)-I-(toluen-4-sulfonil)-IH-pirazoI 

4-(3-cloro-4-metoxi-fenil)-IH-pirazoI 

4-(3-cloro-4-metoxi-fenil)-I-(toluen-4-sulfonil)-IH-pirazoI 

3-[4-(3-cloro-4-metoxi-fenU)-pirazol-l-U]-l-aza-biciclo[2.2.2]octano 

20 . 3-[3-(ciclohex-2-eniloxi)-4-piridin-2-il-pirazol-i-il)-l-aza-bicielo[2.2.2)octano 
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REMNDICACIONES MODIFICADAS 

[recibidas en la Oficina Interna c*ional el 24 de Amio de 2005 (24.06.05); 

reivindicaciones 1 a’ 17 reemplazadas por las nuevas reivindicaciones I a 17 

(31 pAginas)] 
w 

REIVINDICACIONES 

I . Couipuesto de f6nnvJa 0) en la que : 

R4 R3 

N R5� N 
I 
A, 

R1 

A es, si estd presente, un radical alquilo (CI -C6), un radical alquenilO (C3-C6), un 

10 radical alquinilo (C3-C6), un radical cicloalquilo (C3-C7), un radical cicloalquellilo 

(C5-C7), con estos radicales sustituidos en su caso por . I o varios sustituyentes 

elegidos entre alquilo (CI -05), alquenilo (C2-05), alquinilO (C2-CA cicloalquilo (C3-

C7), cicloalquenilo (C5-C7.), arilalquilo, heteroarilalquilo, arilo, hetcroatilo, hal6geno, 

RI es und agiupaci6ii NR6R7, azacicloalquilo (C4-CA azacioloalquenflo (C5’-CA 

15 azabicieloalquilo (C5-Cg), azabicicloalquenito (C5-Cg), con estas agrupacioules 

sustituidas en su caso por I o varios susfituyentes elegidos entre alquilo (CI-05), 

cicloalquilo (C3-05), hal6geno.’ 

A-Rl es tal que el nitr6geno de Rl y el nitr6geno I del pirazol estdn sel-.)arados 

obli gatori amente por al incuos dos Atonlos de carbono, 

20 R3 es un radical IT, hal6geno, 011, SIT, N112, ORc, SRc, SORa, S07Ra, NHCHO, 

NRaRb, NHC(0)Ra, NHC(S)Ra, NI-TS02Ra, 
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R6 y R7 pueden formar un anillo sat=do o insaturado, de, 5, 6 6 7 entaces que tiene o 

no un hetero4tomo como 0, S, N y que estd sustituido, en su caso por uno o valios 

alquilos, hal6genos., 

R8 es un radical Ra o NRaRb, 

5 sus rac6micos, enantio’meros, diastereois6meros y mezclas de los naismos, sus 

taut6meros y sus sales farmac6uticamente aceptables, con la excepcio’n de la 3-(3-

piridinil)-lH-pirazol-l-butanamina, de la 4-(3-piridinil)-IH-pirazol-l-butanamina y 

de la N-(dietil)-4-fenil- I H-pirazol- I -etilamina. 

2. Compuesto de f6nnula (1) segdn la reivindicaci6n 1, en la que: 

R4 R3 

N 

10 -R1 

A es, si estd presente, un radical alquilo (CI-C6), un radical alquenilo (C3-C6), un 

radical alquinilo (C3-C6), un radical cicloalquilo (C3-C7), un radical cicloalquenilo 

(C5-CA con estos radicales sustituidos en su caso por 1 o varios sustituyentes 

elegidos entre alquilo’,?CI-Cs),alquenilo (C2-05), alquinilo A-CA cicloalquilo (C3-

15 CO, cicloalquenilo (Cs-C7), arilalquilo, heteroarilalquilo, arilo, heteroarilo, hal6geno, 

RI es una. agrupacio’n NR6R7, azacicloalquilo (C4?-C7), azacicloalquenilo (C5-C7), 

azabicieloalquilo (C5-Cg), azabicicloalquenilo (C5-Cg), con estas agrupaciones 

sustituidas en su caso por I o varios sustituyentes elegidos entre alquilo (CI-05), 

cicloalquilo (C3-05), halo’geno, 

20 A-RI es tal que el nitr6geno de RI y el nitr6geno I del pirazol. estdn separados 

obligatoriamente por al menos dos 6tomos de carbono, 

R3 es un radical OH, NH2, OMe, H 
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is 

R4 es un radical arilo, o heteroarilo que estA sustituido en su caso por 1 o varios 

sustitayentes elegidos entre hal6geno, CN, NO2, NH2, OH, SH, COOH, CHO, 

C(Q)NH2, 
. 
C(S)NH2, S02H, S02NH2, NHCHO, C(0)Ra, C(0)ORa, C(0)NRaRb, 

C(S)NRaRb, S(0)Ra, S02Ra, S02NRaRb, ORc, SRc, O-C(0)Ra, -0-C(S)Ra, 

5 NRaRb, NHC(0)Ra, NHC(S)Ra, NHCONH2, NHCONRaRb, NHS02Ra, afilO, 

heteroarilo, heterocicloalquilo (C4-Q, polifluoroalquilo, trifluorometilsulfanilo, 

trifluorometoxi, (1-6C) alquilo lineal o ramificado, alquenilo (C2-C6), alquinflo (C2-

C6), con estos sustituyentes sustituidos en. su caso por uno o varios alquilo, hal6geno, 

OH, metoxi, 

10 R5 es un radical hidr6geno o Me, 

Ra es (1-6C) alquilo lineal o ramificado, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo (C3-CA 

cicloalquenilo (C5-C7), heterocicloalquilo (C4-CA arilalquilo, heteroarilalquilo, arilo, 

heteroarilo, polifluoroalquilo, 

Rb es, independientemente de Ra, un hidr6geno, (1-6C) alquilo lineal o ramificado, 

15 alquenilo, alquinilo, cicloalquilo (C3-CA cicloalquenilo (C5-C7), heterocieloalquilo 

(C4-CA arilalquilo, heteroarilalquilo, arilo, heteroatilo, polifluoroalquilo, 

Ra y Rb pueden fortuar un anillo saturado o insaturado de 5, 6 6 7 enlaces que tiene o 

no un heteroAtomb como 0, S, N, con este anillo sustituido en su caso por uno o 

varios radicales alquilo, bal6geno, 

20 Rc es un radical, alquilo lineal o ramificado (CI -C6), alquenilo (C3-C6), alquinilO (C3-

C6), cieloalquilo, (C3-CA cicloalquenilo (C5-C7), heterocicloalquilo (C4-C7), 

(hetero)arilalquilo, (hetero)arilo, (poli)fluoroalquilo, C(0)R8, C(S)R8, S02R8, 

R6 y R7 son, independientemente entre sf, un hidr6geno, alquilo (CI-C6), alquenilo 

(C3-C6), alquinilo (C3-C6), cicloalquilo (C3-CA cicloalquenilo (C5-CA 

25 heterocieloalquilo (C4-C7), un arilalquilo, heteroarflalquilo, 
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R6 y R7 pueden formar un anillo saturado o insaturado de 5, 6 6 7 enlaces quc tiene o 

no un heterodtomo como 0, S, N y que estA sustituido en su caso por uno o varios 

alquilos, hal6genos, 

R8 es un radical Ra 0 NRaRb, 

5 sus rac6micos, enanti6meros, diastereois6meros y mezclas de los mismos, sus 

taut6meros y sus sales farmacduticamente aceptables con la. excepci6n de la 3-(3-

piridinil)-IH-pirazol-l-butgnamina, de la 4-(3-piridinil)-lH-pirazol-l-butanamina y 

kw 
de la N-(dietil)-4-fenil- I H-pirazol- I -etilamina. 

3. Compuesto de f6rmula (1) segdn la reivindicacio’n 1, en la que: 

R4 R3 

R5" N 
NN 

I 

10 

A, 
RI 

A es, si estA presente, un radical alquilo (CI-C6), un radical alquenilo P-Q), un 

radical alquinilo P-CO, un radical cicloalquilo P-CO, un radical cicloalquenilo 

(C5-C7), con estos radicales sustituidos en su caso por I o varios sustituyentes 

elegidos entre alquilo ?CI-05), aIqUeniIO (C2-05), alqUinilO (C2-05), cicloalquilo (C3-

15 CA cicloalquenilo (C5-C7), arilalquilo, heteroarilalquilo, arilo, heteroarilo, hal6geno, 

RI es una agrupaci(5n NR6R7, azacicloalquilo (C4-C7), azacicloalquenilo (Cs-C7), 

azabicicloalquilo (C5-Cg), azEibicicloalquenilo (Cs-Cg), con estas agrupaciones 

sustituidas en su caso por 1 o varios sustitayentes elegidos entre alquilo (CI-Cs), 

cicloalquilo (C3-05), hal6geno, 

20 A-RI es tal que el nitr6geno de RI y el nitr6geno I del pirazol est6n separados 

obligatoriamente por al menos dos Atomos de carbono, 

R3 es un radical OH, NH2, OMe, H 
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R4 es un radical arflo o heteroarilo que estA sustituido en su caso por 1 o varios 

sustituyentes elegidos entre hal6geno, CN, NO2, NH2, OH, SH, COOH, CHO, 

C(0)NH2, C(S)NH2, S02H, S02NH2, NHCHO, C(0)Ra, C(0)ORa, C(0)NRaRb, 

C(S)NRaRb, S(0)Ra, S02Ra, SO2NRaRb, ORC, SRCI O-C(0)Ra, -O-C(S)Ra, 

5 NRaLRb, NHC(0)U NHC(S)U NHCONH2, NHCONRaRb, NHS02Ra, arilo, 

heteroarilo, hoterocicloalquilo (C4-CA pofifluoroalquilo, trifluorometilsulfanilo, 

trifluorometoxi, (1-6C) alquilo lineal o ramificado, alquenflo (C2-C6), alquinilo (C2-

C( ), con estos sustituyentes sustituidos en su caso por uno o varios alquilo, M6geno, 

OH, metoxi, 

10 R5 es un bidr6geno, 

Ra. es (1-6C) alquilo lineal o ramificado, alquenilo, alquinilo, cicloalquilO (C3-CA 

cicloalquenflo (C5-C7), heterocicloalquilo (C4-C7), arilalquilo, heteroarilalquilo, arilo, 

heteroarilo, polifluorodquilo, 

Rb es, independientemente de Ra, un hidr6geno, (1-6C) alquilo lineal o ramificado, 

15 alquenilo, alquinilo, cicloalquilo (C3-CA cicloalquenilo (C5-CA heterocicloalquilo 

(C4-C7), arilalquilo, heteroatilalquilo, arilo, heteroarilo, polifluoroalquilo, 

Ra y Rb pueden formar un anillo saturado o insaturado de 5, 6 6 7 enlaces que tiene o 

no un hetero6tomo como 0, S, N, con este anillo, sustituido en su caso por uno o 

varios radicales alqtdlo, hal6geno, 

20 Rc es un radical, alquilo lineal o ramificado (CI-CA alquenilO (C3-C6), alquinuO (C3-

C6), cieloalquilo (C3-C7), cicloalquenilo (C5-C7), heterocicloalquilo (C4-C7), 

(hetero)arilalquilo, (hetero)arilo, (poli)fluoroalquilo, C(0)R8, C(S)R8, S02R8, 

R6 y R7 son, independientemente entre sf, un hidr6geno, alquilo (CI-CA alquenilo, 

(C3-C6), alquinilo (C3-C6), cicloalquilo, (C3-C7), cicloalquenilo (C5-C7), 

25 heterocicloalquilo (C4-CA un arilalquilo, heteroarilalquilo, 
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I* 

11 
0 

R6 y R7 pueden. formar un anillo saturado o insawrado de 5, 6 0’ 7 enlaces quo tiene o 

no un heteroitomo como 0, S, N y quo estA sustituido en su caso por uno o varios 

alquilos, hal6genos, 

R8 es un radical Ra o NRaRb, 

5 sus rac6micos, enanti6meros, diastereois6meros y mezelas do los mismos, sus 

taut6meros y sus sales farmac6uticamente aceptables con la excepcio’n de la 3-(3-

piridinil)-IH-pirazol-l-butmmina, de la. 4-(3-piridinil)-lH-pirazol-l-butanamina y 

do laN-(dictil)-4-fenil-lH-pirazol-l-etilamina. 

4. Compuesto segfm la reivindicaci6n I caracterizado, porque so elige entre: 

10 1-[2-(3-metoxi-4-fenil-pirazol-l-il)-etill-piperidina 

I -(I -aza-bicielo[2.2.2]oct-3-ilmetii)-4-fenil- IH-pirazol-I -ol 

3-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol-l-ilmetil)-l-aza-bicielo[2.2.2]octano 

3-(3-metoxi-4-fenil-pirazol-l-ibnetil)-l-aza-bicielo[2.2.2]octano 

1-(I-aza-bicielo[2.2.2]oct-3-il)-4-fenil-IH-pirazol-3-oI 

15 1-(2-perhidro-azepin-l-ii-etil)-4-fenil-lH-pirazol-3-oI 

1-[2-(2-metil-piperidin-l-il)-etill-4-fenil-IH-pirazol-3-oI 

1-[2-(4-fluoro-piperidin-l-il)-etil]-4-fenil-IH-pirazol-3-oI 

1-[2-(3-metil-piperidin-l-il)-etil]-4-fenil-lH-pirazol-3-oI 

1-[2-(3,6-dihidro-2H-piridin-l-il)-etill-4-fenil-IH-pirazol-3-oI 

20 1-[2-(7-aza-biciclo[2.2.1 jhept-7-iI)-etiIj-4-feniI- IH-pirazol-3-ol 

1-[2-(2-aza-biciclo[2.2.2]oct-2-il)-etill-4-fenil-1 H-pirazol-3-ol 

1-[2-(2-aza-biciclo[2.2. I]hept-2-il)-etil]-4-fenil-IH-pirazol-3-oI 
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1-(2-dimetilamino-etil)-4-(4’-fluoro-bifenil-4-il)-IH-pirazol-3-oI 

1-(2-piperidin-l-il-etil)-4-piridin-2-il-IH-pirazol-3-oI 

1-(2-piperidin-l-ii-etil)-4-piridin-4-il-lH-pirazol-3-oI 

4-(4-fluoro-fenil)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-oI 

5 4-(4-trifluorometoxi-fenil)-1 -(2-piperidin-1 -il-etil)-1 H-pirazol-3-ol 

4-fenil-l-(2-piperidin-l-il-propil)-IH-pirazol-3-oI 

3-(4-fenil-pirazol-l-il-metil)-l-aza-bicielo[2.2.2]octano 

4-(5-cloro-tiofen-2-il)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-oI 

4-(3-metoxi-fenil)-l-(2-piperidin-l-il-etil)-lH-pirazol-3-oI 

10 4-(2-metoxi-fenil)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pimzol-3-oI 

4-(3-hidroxi-fenil)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-lH-pirazol-3-oI 

4-(4-hidroxi-fenil)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-oI 

4-(4-metoxi-fenil)-l-(2-,piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-oI 

4-(3-fluoro-fenil) 1-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-oI 

0 
15 1-(2-piperidin-l-il-etil)-4-(3-trMuorometil-fenil)-lH-pirazol-3-oI 

1-(2-piperidin-l-il-etil)-4-piridin-3-il-IH-pirazol-3-oI 

4-(4-cloro-fenil)-I-(2-piperidin-l-il-etU)-IH-pirazol-3-01 

4-(3-cloro-fenil)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-oI 

4-(2-fluoro-fenil)-I-(2-piperidin-l-il-ptil)-lH-pirazol-3-oI 

20 4-(2-cloro-fenil)-l-(2-piperidin-l-ii-etil)-IH-pirazol-3-oI 
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1-[2-dimetilamino-etil]-4-fenil-IH-pirazol-3-oI 

1-[3-dimetilan-iino-propil]-4-fenil-lH-pirazol-3-oI 

1-[2-((2S,6R)-2,6-dimetil-piperidin-l-il)-etil]-4-fenil-IH-pirazol-3-oI 

1-[2-dietilamino-etil]-4-fenil-lH-pirazol-3-oI 

5 1-(2-diisopropilamino-etil)-4-fenil-IH-pirazol-3-oI 

4-fenil- I -(2-PH*TOlidin-I -il-etil)- 1H-pirazol-3-ol 

3-(3-metoxi-4-fenil-pirazol-l-il)-l-aza-bicielo[2.2.2]octano 

1- [2-(3 -difluorometoxi-4-fenil-pirazol- I -il)-etil] -piperidina 

4-fenil-l-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-ilamina 

10 4-fenil-l-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-ilamina 

N-[4-fenil- 1 -(2-piperidin-I -il-etil)- 1H-pirazol-3-il]-acetamida 

N-[4-fenil-l-(2-piperidin- I -il-etil)- I H-pirazol-3-il]-metanosulfonamida 

1-(2-dimetilamino-prop?)-4-fenil-IH-pirazol-3-oI 

1-(l-metil-piperidin-3-ibnefil)-4-fenil-IH-pirazol-3-oI 

40’ 
15 5-metil-4-fenil-l-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-oI 

4-(3-amino-fenil)-l-(2-dimetilamino-etil)-lH-pirazol-3-oI 

N-{3-[3-hidroxi-l-(2-dimetilamino-etit)-IH-pirazol-4-ill-fenil)-acetamida 

4-(4-amino-fea)-1 -(2-dimetilamino-etil)- IH-pirazol-3-ol 

1-(2-dimetilamino-etil)-4-(4’-fluoro-bifenil-3-il)-IH-pirazol-3-oI 

20 4-bifenil-3-il-l-(2-dimetilamino-etil)-IH-pirazol-3-oI 
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1-(I-aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-4-(4-cloro-fenil)-IH-pirazol-3-oI 

I -(I -aza-bicielo[2.2.2]oct-3-iJ)-4-(3-cloro-fenil)-lH-pirazol-3 -ol 

1-(I-aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-4-(3-fluoro-fenil)-IH-pimzol-3-oI 

1-(I-metil-pirrolidin-3-ii)-4-fenil-IH-pirazol-3-oI 

5 1-[2-(I-metil-pirrolidin-2-il)-etil]-4-fenil-IH-pirazol-3-oI 

1-(piffolidin-3-il)-4-fenil-IH-pirazol-3-oI 

1-[(l-metil-pirrolidin-2-(S)-il)-metil]-4-fenil-IH-pirazol-3-oI 

4-fenil-l-pirrolidin-3-il-metil-lH-pirazol-3-oI 

1-((2R) 1-metil-pirrolidin-2-ilmetil)-4-fenil-IH-pirazol-3-oI 
I 

10 4-fenil-l-(piperidin-3-il)-lH-pirazol-3-ol 

1-(I-metil-piperidin-2-ilmetil)-4-fenU-lH-pirazol-3-ol 

I -(I -metil-azepan-3 -il)-4-fenil- I H-pirazol-3-ol - 

4-fenil-l-(2-piperidin-1,-il-efil)-IH-pirazol-3-oI 

4-(tiofen-2-il)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-oI 

15 4-(3,4-dicloro-fenil)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-oI 

4-(4-Bromo-fenil)-I-(2-piperidin-l-ii-etil)-IH-pirazol-3-oI 

4-(lH-Indol-5-il)-l-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-oI 

4-(5-Bromo-tiofen-2-il)-l-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-oI 

2-[l-(2-Piperidin-l-il-etil)-lH-pimzol-4-ilI benzamida 

20 4-(2-hidroxi-fenil)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-lH-pirazol 
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4-(IH�Indol-5-il)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-lH-pirazoI  

4-(4-metil-fenil)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-oI 

1-(I-Aza-bicielo[2.2.2]oct-3-il)-4-(IH-indol-5-il)-lH-pirazoI 

(+) 1-(I-Aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-4-(IH-indol-5-il)-IH-pirazoI 

5 (-) 1-(I-Aza-bicielo[2.2.2]oct-.3-il)-4-(IH-indol-5-il)-!H-pirazoI 

1-(I-aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-4-(5-cloro-tiofen-2-il)-IH-pirazol-3-oI 

1-(I-aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-4-(5-cloro-tiofen-2-il)-IH-pirazol-3-oI 

1-(l-aza-bicielo[2.2.2]oct-2-ilmetil)-4-fenil-lH-pirazol-3-oI 

3-[4-(3,5-difluoro-fenil)-pirazol-I -ill- I -aza-biciclo[2.2.2]octano 

10 4-benzo[b]tiofen-2-il-l-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-oI 

1-(2-piperidin-l-il-etil)-4-tiofen-3-il-IH-pirazol-3-oI 

4-[3-hidroxi-l-(2?piperidin-l-ii-etil)-lH-pirazol-4-il]-benzamida 

3-[3-hidroxi- I -(2-piperidin-I -il-etil)- I H-pirazol-4-il]-benzamida 

(-)-1 -(I -aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-4-fenil-IH-pirazol-3-oI 

15 (+)-I-(I-aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-4-fenil-lH-pirazol-3-oI 

(-)-l-(I-aza-bicielo[2.2.2]oct-3-ilinctil)-4-fenil-lH-pirazol-l-o*I 

(+)-I-(I-aza-biciclo[2.2.2]oct-3-ibnetil)-4-fenil-IH-pirazol-l-ol 

1-(I-aza-bicielo[2.2.2]oct-3-ihnetil)-4-(4-cloro-fenil)-IH-pirazol-3-oI 

(-)-I-(I-aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-4-(4-cloro-fenil)-lH-pirazol-3-oI 

20 (+)-I-(l-aza-bicielo[2.2.2]oct-3-il)-4-(4-cloro-fenil)-lH-pirazol-3-oI 
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(-)-I-(I-aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-4-(4-fluoro-fenil)-IH-pirazol-3-oI 

(+)-I-(I-aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-4-(4-fluoro-fenil)-IH-pirazol-3-01 

3-[4-(4-cloro-fenil)-pirazol-l-il]-l-aza-bicielo[2.2.2]octano 

3-[4-(4-cloro-fenil)-pirazol-l-ilmetil]-l-aza-bicielo[2.2.2]octano, 

5 3-[4-(3-Cloro-4-metoxi-fenil)-pirazol-l-ilmetil]-l-aza-biciclo(2.2.2]octano 

4-[I-(l-aza-biciclo[2.2.2]oct-3-ihnetil)-IH-pirazol-4-ilj-2-cloro-fenoI 

4-[I-(I-Aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-lH-pirazol-4-il]-2-cloro-fenoI 

(-)-4-[l-(I-Aza-biciclo[2.2.2]oct-3 il)-lH-pirazol-4-ill-2-cloro-fenoI 

(+)-4-[I-(I-Aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-IH-pirazol-4-ill-2-cloro-fenoI 

10 (+)-I-(I-Aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-4-piridin-2-il-IH-pirazol-3-oI 

(-)-l-(I-aza-bicielo[2.2.2]oct-3-il)-4-piridin-2-il-lH-pirazol-3-o1 

(+)-I-(l-Aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-4-fenil-lH-pirazol-3-ilamina 

(-)-I-(I-aza-biciclo[2.2,2]oct-3-il)-4-fenil-IH-pirazol-3-ilmnina 

I 

(+)-I-(I-aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-4-(lH-indol-4-il)-lH-pirazoI 

15 (-)-I-(I-aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-4-(lH-indol-4-il)-lH-pirazol, 

sus rac6micos, enanti6meros, diastereois6meros y mezelas de los mismos, sus 

taut6meros y sus sales farmac6uticamente aceptables. 

5. Procedirniento de preparacift de, un compuesto de f6nnula (1) tal corno se define 

en la reivindicaci6n I o de un compuesto elegido entre la 3 -(3 -piridinil)- I H-pirazol- I - 

20 butanamina, la 4-(3-piridinil)-lH-pirazol-l-butanamina y la. N-(dietil)-4-fenil-IH-

pirazol- I -etilamina.y para el que R3 es OH partir del compuesto (11) 
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en el que GP es una agrupaci6n protectora de la funci6n hidroxilo caracterizada 

porque el compuesto (II) se desprotege y, luego, se transforma en su caso en sal 

farmaeduticamente aceptable. 

5 6. Procedimiento de preparaci6n de compuestos de f6rinula (1) como se define en la 

reivindicaci6n I o elegido entre la 3-(3-piridinil)-IH-pirazol-l-butanamina, la 4-(3-

piridinil)-IH-pirazol-l-butanamina y la-N-(dietil)4-fea-IH-pirazol-l-etilamina y 

para el cual R3 es ORc, H, NH2 por alquilaci6n de pirazoles de f6nnula (111) 

R4 ORc 0 H 0 NH2 u OGP 

..IN R5--- N 
H 

10 en el que GP es una agrupaci6n protectora de la fimci6n OH con un compuesto de 

f6rinula (TV) RI-A-X en el cual X es Cl, Br, I, OTs, OMs, OTf en medio bAsico en un 

disolvente apr6tico y,en su caso desprotege- y en su caso transforma el producto 

obtenido en sal farmac6uficamente aceptable. 

7. Compuestos de f6rinula: 

16 3-metoxi-4-fenil-pirazol 

1-(3-hidroxi-4-fenil-pirazol-l-il)-etanona 

3-benciloxi-4-fenil-pirazol 

3-(3-benciloxi-4-fer?l-pirazol-I -il)-l-aza-biciclo[2.2.2joctano 
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1-[2-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol-l-il)-etill-Perhidro-azePina 

1-[(toluen-4-sulfonil)oxi]-2-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol-l-il)-etilo 

2-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol-l-il)-etanoI 

3-benciloxi-4-fenil-l-[2-(tetuMdro-piran-2-iloxi)-etil]-IH-pirazoI 

5 1-[2-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol-l-il)-etil]-2-metil-piperidina 

1-[2-(3-benciloxi-4-feriil-pirazol-l-il)-etil]4-fluoro-piperidina 

j9w 
1-(2-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol-l-il)-etil]-3-metil-piperidina 

1-[2-(3-benciloxi-4-fenU-pirrol-l-il)-etU]-1,2,3,6-tetrahidro-piridina 

7-[2-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol-l-il)-etil]-7-aza-biciclo[2.2.1]heptano 

10 2-[2-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol-i-il)-etil]-2-aza-biciclo(2.2.2]octano 

2-[2-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol-l-il)-etil]-2-aza-biciclo[2.2.1]heptano 

diclorhidrato de (2-(3-benciloxi4-fenil-pirazol- I -il)-etil]"dimetil-amina 

diclorhidrato de (3-(3-benciloxi4-fenil-pirazol-l-il)-propil]-dimetil-amina 

oxalato de [3-(3-benciloxi4-fenil-pirazol-l-il)-propil]-dimetil-amina 

15 diclorhidrato de (2S,6R)-l-[2-(3-benciloxi4-fenfl-pirazol-l-il)-etil]-2,6-dimetil-

piperidina 

(2S,6R)-I-[2-(3-benciloxi4-fenil-pirazol-i-ii)-etil]-2,6?dimetil-piperidina 

diclorhidrato de [2-(3-benciloxi-4-fenii-pirazol-l-ii)-etil)-dietil-amina 

oxalato de (2-(3-benciIoxi4-fenil-pirazol-i-ii)-etill-dietil-amiDa 

20 diclorhidrato de [2-(3-bencfloxi-4-fenil-pirazol-l-il)-etil)-diisopropil- i 
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oxalato de, [2-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol-l-il)-etil]-&isopropil-amina 

diclorbidrato de 3-benciloxi-4-fenil-l-(2-pirrolidin-l-il-etil)-lH-pirazoI 

oxalato de 3-benciloxi-4-feaU-1-(2-pirrolidin-l-il-etil)-lH-pirazol 

3-difluorometoxi4-fenil-IH-pirazoI 

5 4-fenil-l-(2-piperidin-l-il-etil)-lH-pirazol-3-ilamina 

N-[4-fenil-l-(2-piperidin-l-il-etil)-lH-pirazol-3-ill-fonnamida 

f 2-[3-(ciclohex-2-eniloxi)-4-fenil-pirazol-l-il]-l-metil-etil)-dimetil-amina 

3-(ciclohex-2-eniloxi)-4-fenil-lH-pirazoI 

3-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol-l-ilmetil)-l-metU-piperidina 

10 1-{2-[3-(ciclohex-2-eniloxi)-5-metil-4-fenil-pirazol-l-il]-etil)-piperidina 

3-(ciclohex-2-eniloxi)-5-metil-4-fenil-lH-pirazoI 

l?[3-(ciclohex-2-eniloxi)-5.1-metil-4-fenfl-pirazol-l-il],-etanona 

1-(3-hidroxi-5-metil-4-fenil-pirazol-l-il)-etanona 

(2-[3-benciloxi-4-(3-nitro-fenil)-pirazol-l-il]-etil)-dimetU-amina 

15 3-benciloxi-4-(3-nitro-fenil)-lH-pirazoI 

1-[3-hidroxi-4-(3-nitro-fenil)-pimzol-l-il]-etanona 

4-(3-nitro-fenil)-lH-pimzol-3-olato de dimetil-amonio 

ester bencffico del Acido 3-dimetRamino-2-(3-nitro-fenil)-acrflico 

N-13-[3-benciloxi-l-(2-dimetilamino-etfl)-IH-pirazol-4-ill-fenil)-acetamida 

20 3-[3-benciloxi-l-(2-dime6lamino-etil)-IH-pirazol-4-il]-feniI i 
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{2-[3-benciloxi-4-(4-nitro-fenil)-pirazol-l-il)-etil)-&metU- ’ a 

3-benciloxi-4-(4-nitro-fenil)-lH-pirazoI - 

1-[3-hidroxi-4-(4-nitre-fenfl)-pirazol-l-ill-etanona 

4-(4-nitro-fenil)-lH-pirazol-3-olato de dimetil-amonio 

5 6ster metflico del Acido 3-dimetilamino-2-(4-nitro-fenil)-acnlico 

{2-[3-benciloxi-4-(4’-fluoro-bifenil-3-il)-pirazol-l-il)-etil)-diinetil-amina 

12-[3-benciloxi-4-(3-bromo-fenil)-pirazol;-l-il]-etill-dimetil-amina 

3-benciloxi-4-(3-bromo-fenil)-IH-pirazol 

1-[4-(3-bromo-fenil)-3-bidroxi-pirazo1-1-il]-etanona 

10 4-(3-bromo-fenil)-lH-pimwl-3-ol 

6ster metilico del ficido 2-(3-bromo-fenil)-3-dimetilamino-acrilico 

2-[3-benciloxi4-bifenil-3-il-pirazol- I -il]-etill-dimetil-aniina 

12-[3-bencUoxi-4-(41-fluoro-bifenil-4-il)-pirazol-l-il]-etil)-dimetil-

{2-p-benciloxi4-(4-bromo-fenil)-pirazoI-1-il]-etil)-dimetil-am’ma 

15 3-benciloxi-4-(4-bromo-fenil)-IH-pirazoI 

1-[4-(4-bromo-fenil)-3-hidroxi-pirEizol-l-il]-etanona 

4-(4-bromo-fenil)-IH-pirazol-3-o1 

6ster etflico del Acido 2-(4-bromo-fenil)-3-dimetilamino-aenlico 

2-[3-(ciclohex-2-erjiloxi)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-lH-pirazol-4-ii]-piridina 

20 2-[3-(ciclohex-2-eniloxi)-lH-pirazol-4-il]-p**m*din�a 
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1-(3-hidroxi4-piridin-2-iI-pirazol-l-il)-etanona 

clorhidmto de 4-piridin-2-il- I H-pirazol-3-ol 

dster etilico del Acido 3-dimetUamino-2-piridin-2-ii-acrilico 

4-[3-benciloxi-l-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazol-4-ill-piridina 

5 4-(3-benciloxi-IH-pirazol-4-ii)-pi,ridina 

1-(3-hidroxi-4-piridin-4-il-pirazol-l-il)-etanona 

clorbidrato de 4-piridin-4-il-IH-pirazol-3-ol 

6ster etflico del 4cido 3-dimetilamino-2-piridin-4-il-aerflico 

3-benciloxi-4-(4-fluoro-fenil)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pimzoI 

10 3-benciloxi-4-bromo-l-(2-piperidin-l-fl-etfl)-IH-pirazoI 

clorhidrato de 3-benciloxi-4-bromo-IH-pirazol 

3-bencfloxi-IH-pirazol 

clorhidrato de 3-benciloxi-lH-pirazol 

,? ob 
1-(3-hidroxi-pimzol-l-il)-etanona 

15 3-benciloxi-4-(4-tdfluorometoxi-fenil)-l-(2-piperidin-l-ii-etil)-IH-pirazoI 

3-benciloxi-4-(4-tdfluorometoxi-fenil)-lH-pirazoI 

3-benciloxi-l-(toluen-4-sulfonil)-4-(4-trifluorometoxi-fenil)-IH-pirazoI 

3-benciloxi-4-yodo-l-(toluen-4-sulfonil)-IH-pirazol 

3-benciloxi-4-yodo-lH-pimzol 

20 1-{2-[3-(Ciclohex-2-eniloxi)-4-fenil-pirazol-l-il]-l-metil-etil)-piperidina 
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6ster de 2-[3-(ciclohex-2-eniloxi)-4-fenil-pirazol-l-il]-l-nietil-etiI del icido 

metanosulf6nico I 

J-p-(Cielohex-2-eniloxi)-4-fenil-pirazol-l-il]-propan-2-oI 

4-fenil-IH-pirazol 

5 4-fenil-l-(toluen-4-sulfonil)-IH-pirazoI 

4-yodo-l-(toluen-4-sulfonil)-IH-pirazoI 

3-benciloxi-4-(5-cloro-tiofen-2-il)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-lH-pirazoI 

3-benciloxi-4-(5-cloro-tiofen-2-il)-lH-pirazoI 

3-benciloxi-4-(5-cloro-tiofen-2-fl)-I-(toluen-4-sulfonU)-lH-pirazoI 

10 3-benciloxi-l-(toluen-4-sulfonil)-4-tributilegannanil-IH-pirazoI 

3-benciloxi-4-(3-metoxi-fea)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-lH-pirazoI 

3-bencUoxi-4-(3-metoxi-fenil)-IH-pirazoI 

3-benciloxi-4-(3-metoxi-fenil)-l-(toluen-4-sWfonil)-IH-pirazoI 

3-benciloxi-4-(2-metoxi-fenn)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazoI 

0 
’15 3-benciloxi-4-(2-metoxi-fenil)-IH-pirazoI 

3-benciloxi-4-(2-metoxi-fenil)-I-(toluen-4-sulfonil)-lH-pirazoI 

1-12-[3-benciloxi-4-(4-metoxi-fenU)-pirazol-l-il]-e6l)-piperidina 

1-(2-P-benciloxi-4-(3-fluoro-fenil)-pirazol-l-il]-etil)-piperidina?. 

1-12-[3-benciloxi-4-(3-trffluorometil-fenil)-pirazol-l-il3-etil)-pip,eridina 

20 3-p-benciloxi-I -(2-pipezidin-I -il-etil)-IH-pirazol-4-il]-piridina 
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1-{2-[3-benr,iloxi-4-(4-cloro-fenil)-pirazol-l-il]-etil}-piperidma 

3-benciloxi4-(4-cloro-fenil)-IH-pirazoI 

3-benciloxi-4-(4-cloro-fenil)-I-(toluen4-sWfoa)-IH-pirazoI 

1-{2-[3-benciloxi-4-(3-cloro-fenil)-pirazol-l-il]-etill-piperidina 

3-benciloxi-4-(3-cloro-fenil)-IH-pirazoI 

3-benciloxi4-(3-cloro-fenil)-I-(toluen-4-sulfonil)-IH-pirazoI 

jkk" 

1-{2-[3-benciloxi-4-(2-fluoro-fenil)-pirazol-l-il]-etfl)-piperidina 

3-benciloxi-4-(2-fluoro-fenil)-IH-pirazoI 

3-benciloxi-4-(2-fluoro-fenil)-I-(toluen-4-mlfonil)-IH-pirazoI 

10 1-{2-[3-benciloxi-4-(2-cloro-fenil)-pirazol-l-il)-etil)-piperidina 

3-benciloxi-4-(2-cloro-fenil)-IH-pimzoI 

3-benciloxi-4-(2-cloro-fenil)-I-(toluen4-sulfonil)-IH-pirazoI - 

3-[3-benciloxi-4-(4-cloro-fenil)-pirazol-l-il]-l-aza-bicielo[2.2.2]octano 

3-[3-benciloxi-4-(3-cloro-fenil)-pirazol-l-il]-l-aza-biciclo[2.2.2)octano 

15 3-[3-benciloxi-4-(3-fluoro-fenil)-pirazol-l-il]-l-m-biciclo[2.2.2]octano 

1-(I-metil-pirrolidin-3-ii)-4-fenil-IH-pimml-3-oI 

3-benciloxi-l-(I-metil-pirrolidin-3-il)-4-fenfl 1H-pirazol 

6ster (I -metil-pirrolidin-3-il) del ficido metanosulf6nico 

3-benciloxi-l-[2-(I-metil-pirrolidin-2-il)-etil]4-fenil-IR-pirazoI 

20 1-metil-2-(2-cloro-etil)-pixrolidina 
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diclorbidrato do 3-benciloxi-4-fenfl-l-(pirrolidin-3-il)-IH-piraol 

3-benciloxi-l-(I-terc,butoxicarbonil-pirrolidin-3-il)-4-fenR-lH-PhwoI 

6ster (1-tere-butoxicarbonfl-pirrolidin-3-il) del Acido metanomff6tdoo 

1-tere-butoxicarbonU-3-hidroxipirrolidina 

6 3-benciloxi-l-[(I-motil-pirrolidin-2-(S)-il)-motil]-4-fenil-IH-pirazoI 

clorhidrato do 1-metU-2-(S)-clorometil-pirrolidina 

’: 
clorhidmto do 1-(I-bencU-pirrolidin-3-Umetil)4-fenil.IH-pirawl-3-oI 

clothidrato de 3-benciloxi-l-(I-bencU-piiTolidin-3-ilmetil)-4-fenU-IH-pimzoI 

dster (1-bencil-pirrolidin-3-ilmetU) del ficido metanosulf6nico 

10 (1-bencii-pirrolidin-3-ii) metanol 

3-benciloxi-l-((2R) 1-metil-pirrolidin-2-jimetil)-4-fenil-IH-pirazoI 

clorhidrato de 3-beneffoxi-4-fenil-l-((2R) pirrolidin-2-ilmotil)-lH-pirawl 

3-bcnciloxi4-fcnil-l-((2R) 1-terc-butoxicarbonil-pirrolidin-2-ilmeffl)-IH-pimzoI 

6ster ((2R) 1-tere-butoxicarbonil-pirmlidin-2-ibnetil) del Acido metauosulf6nico 

15 clorhidrato de 3-benciloxi-4-fenU-I-(pipexidin-3-il)-IH-pimzoI 

3-benciloxi-l-(I-tercbutoxicarbonil-piper 
. 
idin-3-il)-4-fea-IH-pirazol 

dsta (1-tac-buwxicarbonil-piperidin-3-il) del Acido metanosulf6nico 

3-benciloxi-l-(I-metU-piperidin-2-jimetil]-4-fea-IH-pirazoI 

3-benciloxi-l-(I-mefil-azepan-3-il)-4-fenil.IH.pirazoI 

20 2-clorometil-l-metil-piperidina 

HOJA MODIFICADA (ARTiCULO 19) 



6ster (1-metil-piperidin-2-ilmetil) del 6cido metanosulf6nico 

oxalato de 3-benciloxi-4-fenil-l-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazoI 

Oxalato dc 4-fenil-l-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazoI 

3-Benciloxi-4-(3,4-dicloro-fenil)-l-(2-piperidin-l-il-etil]-lH-pirazoI 

5 3-Benciloxi-4-(3,4-dicloro-fenil)-IH-pirazoI 

3-Benciloxi-l-(toluen-4-sulfonit)-4-(3,4-dicloro-fenil)’IH-pirazoI 

3-Benciloxi-4-(4-bromo-fenil)-I-(2-piperidin-l-il-etil]-IH-pirazoI 

3-Benciloxi-4.(4-bromo-fenU)?IH-pirazoI 

3-Benciloxi-l-(toluen-4-sulfonil)-4-(4-bromo-fenil)-lH-pirazoI 

10 3-Benciloxi-4-(IH-indol-5-ii)-I-(2-piperi&n-l-il-etU]-IH-pirazoI 

Oxalato de 3-benciloxi-4-(5-bromo-tiofen-2-il)-I-(2-piperidin-l-ii-etil)-IH-pirazoI 

3-Benciloxi-4-(5-bromo-tiofen-2-il)-pirazoI 

1-(Toluen-4-sulfonU)-3-benciloxi-4-(5-bromo-tiofen-2-il)-IH-pirazoI 

Oxalato de 4-(4-ciano-fenil)-I-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazoI 

15 4-(4-Ciano-fanil)-lH-pirazol 

1-(Toluen-4-sulfonil)-4-(4-ciano-fenU)-IH-pirazoI 

1-(Toluen-4-sulfonil)-4-tributilestamanil-lH-pirawI 

Oxalato de 4-(2-metoxi-fenil)- I -(2-piperidin- I -il-etil)- I H-pirazol 

4-(2-Motoxi-fenil)-IH-pirazol 

20 1-(Toluen-4-sulfonil)4-(2-metoxi-fenil)-IH-pimzoI 
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4-Yodo-l-(2-piperidin-l-il-etil)-IH-pirazoI 

Oxalato de 3-benciloxi-4-(4-metil-fenil)-I-(2-piperidin-l-il-etil]-IH-pirawI 

3-Benciloxi-4-(4-metil-fenil)-IH-pirazoI 

3-Benciloxi-l-(toluen-4-sulfonfl)-4-(4-metil-fenil)-IH-pirazoI 

5 Clorbidrato de 1-(I-aza-bicielo[2.2.2]oct-3-il)-4-(S-cloro-tiofen-2-il)-IH-pirazol-3-oI 

1-(l-Aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-3-benciloxi-4-(5-cloro-tiofen-2-il)-lH-pirazoI 

2-(3-benciloxi4-fenil-pirazol-l-ihnetil)-l-aza-bicielo[2.2.2]octano 

metanosulfonato de I-aza-biciclo[2.2.2]oct-2-iJmetilo 

4-(3,5-difiuoro-&nfl)-IH-pirazol 

10 4-(3,5-difluoro-fenil)-l-(toluen-4-sulfonil)-IH-pirazoI 

Clorhidrato de 4-benzoNtiofen-2-il-l-(2-pipexidin-l-il-etil)-IH-pirazol-3-oI 

1-[2-(4-benzo[b]tiofen-24il-3-benciloxi-pirazol-l-il)-efil)-piperidina 

4-benzo[b]tiofen-2-il-3-benciloxi-IH-pirazoI 

4-benzo[b]tiofen-2-il-3-benciloxi-l-(toluen-4-sulfonil)-IH-pirazoI 

15 1-[2-(3-benciloxi-4-tiofen-3-il-pirazol-l-il)-etil]-piperidina 

3-benciloxi-4-tiofen-3-il-lH-pirazoI 

3-benciloxi4-tiofen-3-il-l-(toluen4-sulfonil)-IH-pirazoI 

4-[3-benciloxi-l-(2-piperidin-l-il-etU)-IH-pirazol4-il]-benzamida 

4-(3-benciloxi-IH-pirazol-4-il)-benzamida 

20 4-[3-benciloxi-l-(toluen-4-sulfonil)-IH-pirazol-4-il]-benzamida 
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3-[3-benciloxi-l-(2-piperidin-l-ii-etil)-lH-pirazol-4-ill-benzamida 

3-(3-benciloxi-lH-pirazol-4-il)-benzatnida 

3-[3-benciloxi-l-(toluen4-3&onil)-lH-PirazOl-4-ill-benzamida 

(+)-3-(3-benciloxi4-fenil-pirazol-l-il)-l-aza-bicielo[2.2.2]octano 

(-)-3-(3-benciloxi-4-fenil-pira,zol-l-il)-l-aza-biciclo[2-2-2]octano 

(-)-3-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol-l-iJmetil)-l-aza-biciclo[2.2-2]octano 

(+)-3-(3-benciloxi-4-fenil-pirazol-l-ilmetil)-l-aza-biciclo(2.2.2]octano 

3-[3-benciloxi-4-(4-cloro-fenil)-pirazol-l-ilmetil]-l-an-biciclo[2.2-2]octano-borano 

(+)-3-[3-benciloxi4-(4-cloro-fenil)-pirazol-l-il]-l-aza-bicielo[2.2.2]octano 

10 (-)-3-[3-benciloxi-4-(4-cloro-fenil)-pirazol-l-il]-l-aza-biciclo[2.2.2]octano 

(+)-3-[3-benciloxi4-(4-fluoro-fenil)-pirazol-l-il]-l-aza-biciclo[2.2.2]octano 

(-)-3-[3-benciloxi-4-(4-fluoro-fenil)-pirazol-l-il]-l-aza-biciclo[2.2.2]octano 

3-benciloxi-4-(4-fluoro-fenil)-IH-p?azoI 

3-benciloxi-4-(4-fluoro-fenil)-I-(toluen-4-sulfonil)-IH-pirazoI 

15 4-(4-cloro-fenil)-IH-pirazol 

4-(4-cloro-fenil)-l-(toluen-4-sulfonil)-IH-pirazoI 

4-(3-cloro-4-metoxi-fenil)-IH-pirazoI 

4-(3-cloro-4-metoxi-fenil)-I-(toluen-4-sulfonil)-IH-pirazoI 

3-[4-(3-cloro-4-metoxi-fenil)-pirazol-l-il]-l-aza-biciclo[2.2.2]octano 

20 3-[3-(cielohex-2-eniloxi)-4-piridin-2-il-pirazol-l-il]-l-aza-bicielo[2.2.2]octano 
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dialil-[l-(l-aza-biciclo[2.2.2]oct-3-il)-4-fenil-IH-pirazol-3-ill-amina 

dialil-(4-fenil-IH-pirazol-3-il)-amina 

dialil-[4-fenil-l-(2-tdmetilsilanil-etoximetil)-lH-pirazol-3-U]-amina 

4-fenil-l-(2-tzimetilsilanil-etoximetil)-IH-pirazol-3-ilamina 

5 3-nitro-4-fenil-l-(2-tdmetilsilanil-etoximetfl)-IH-pirazoI 

4-yodo-3-nitro-l-(2-timetilsilanil-etoximetil)-lH-pirazoI 

8. Composici6n farmac6utica que comprende en un medio farmac6uticamente 

aceptable, al menos un compuesto definido segOn una: cualquiera de las 

reivindicaciones I a 4 y/o al menos un compuesto elegido entre la 3-(3-piridinfl)-lH-

10 pirazol-l-butanamina, la 4-(3-piridinil)-IH-pirazol-l-butanamina y la N-(dietil)-4-

fenil-M-pirazol-I-etilamirm 

9. Compuesto de f6rmula (I) en la. que 

KI 

15 A es, si esIA presente, un radical alquilo (CI-C6), un radical alqucnilo (C3-C6), un 

radical alquinUo (C3-C6), un radical cicloalquilo (C3-C7), un radical cicloalquenilo 

(C5-C7), con estos radicales sustituidos en su caso por I oi varios sustitayentes... 

elegidos entre alquilo (CI -05), alquenilo (CrCs), alquinilo (CrC5), cicloalquilo (C3-

C7), cicloalquenilo (C5-C7), arilalquilo, heteroarilalquilo, arilo, heteroarilo, hal6geno, 

20 RI es una agrupaci6n NR6R7, azacicloalquilo (C4-C7), azaciploalquenilo (C5-C7), 
azabicicloalquilo (C5-Cg), azabicicloalquenilo (C5-Cg), con estas agrupaciones 
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sustituidas on su caso por I o varios mstituyentes elegidos entre alquilo (CI-Cs), 

cicloalquilo (C3-Cs), bal6geno, 

A-RI es tal que el nitr6genQ de Rl’y ol nitr6geno 1 del pirazol estAn separados 

obligatoriamente por al menos dos 4tomos de carbono, 

5 R3 es un radical H,.hal6geno, OIL SK NH2, ORc, SRc, SORa, S02Ra, NHCHO, 

NRaRb, NHC(0)Ra, NHC(S)Ra, NHSO2Ra, 

R4 es un radical arilo o heteroarilo que esd sustituido en su caso por 1 o varios 

sustituyentes elegid9s entre hal6geno, CN, NO2, NH2, OH, SH, COOH, CHO, 

C(0)NH2, C(S)NH2, S02H, SO2NH2, NHCHO, C(0)Ra, C(0)ORa, C(0)NRaRb,, 

10 C(S)NRaRb, S(0)Ra, S02R8, SO2NRaRb, ORc, SRc, O-C(0)Ra, -0-C(S)U 

NRaRb, NHC(0)Ra, NHC(S)Ra, NHCONH2, NHCONRaRb, NHS02Ra, 11610, 

heteroadlo, heterocicloalquilo (C4-C7), polffluoroalquilo, tdflwrometilsulfanilo, 

trifluorometoxi, (1-6C) alquilo lineal o mmificado, alquenflo (CrC6), alquinilo (C2-
C.6), con estos oustitayentes sustituidos en su caso por uno o varios alquilo, hal6geno, 

15 OH, metoxi, 

R5 es un radical FL hal6geno, CF3, CIIF2, CH2F, alquilo (CI-C6) lineal o ramifi 0 

CiCl0alqUil P-CA 

Ra es (1-6C) alquilo lineal o ramifi alquenilo, alquinilo, cicloalquilo (C3-C7), 

cicloalquenilo (C5-C7),,’ hoterocieloalquilo (C4-C7), arilalquilo, heteroarUalquilo, afflo. 

20 heteroarilo, polifluoroalquilo, 

Rb es, independientemente de Ra, un hidr6geno, (1-6C) alquilo lineal o ramificado, 

alqUenilO, alqUinilO, CiCldalqUUO (C3-CA CiClOalqUenilO (CS-C7), heterociclodquilo 

(C4?-C7), afflalquUo, hateroarilalquilo, arilo, heteroarilo, polffluoroalquilo, 

Ra y Rb pueden formar un anillo saftirado o insaturado de 5, 6 6 7 enlaces que tiene o 

25 no un heteroAtomo como 0, S, N, con este anillo sustituido en su caso ppr uno o 

varios radicales alquilo, hal6geno, 
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Re es un radical, alquilo lineal o rawificado (CI-C6), alquenilo (CrC6), alquWUO (C3 

Q, cicloalquilo (C3-C7), cicloalquenflo (CS-CA heterocicloalquilo (C4-CAI 

(hetero)arilalquilo, (hetero)arilo, (poli)f luoroalquilo, C(0)R8, C(S)R8, S02R8, 

R6 y R7 son, independientemente entre sf, un hidr6geno, alquilo (CI-C6), alquenilo 

6 (C3-C6), alquinflo (C3-C6), cicloalquilo (C3-CA cicloalquenilo (C3’C7), 

beterocicloalquilo (C4-C7), un arilolquilo, heteroarilolquilp, 

R6 y R7 pueden fortnar un anillo satm-ado o insaturado do 5, 6 6 7 enlaces que tiene o 

no un heterofitomo como 0, S, N y que esti sustituido en. su caso por uno o vaTios 

alquilos, hal6genos, 

10 R8 es un radical Ra o NRaRb, 

con excepci6n de la. N-(dietil)-4-fenU-IH-pirazol-l-etilamina, 

sus rao6micos, enanti6moros, diastereois6mores y sus mezelas, sus taut6meros y sus 

sales fmmaoduticmnonte aceptables pam la preparaci6n de un medicamento. 

10. Compuesto seg4n la reivindicaci6n 9,. do f6imula (1) en la que: 

15 KI 

A es, si estfi presente, un radical alquilo (CI-C6), un radical alquenilo (C3.C,6), im 

radical alquinilo (C3-C6), un radical cieloalquilo (C3-C7), un radical cicloalquenilo 

(Cs-CA con estos radicales sustituidos en su caso por I o varios susfitayentes 

elegidos entre alquilo (CI-CS), alquenilo (CrCs), alquinflo (C2-CS). cicloalquilo (C3-
20 C7), cicloalquenilo (Cs-C7), arilalquilo, heteroarilalquilo, afflo, heteroorilo, hal6geno, 

RI es una agrupaci6a NR6R7, ancieloalquilo (C4-C7), azacicloalquenilo (C5-C7), 

azabicicloalquilo (Cs-Cg), azabicicloalquenilo (Cs-Cg), con esws agmpaciones 
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A-,R1 

5 R3 es 

10 

R4 es 

Q, 

OK 

15 R5 os 

en su caso por’l o varios sustituyentes elegidos entre alquilo (CI-05), 

i *(C3-05), hal6geno, 

tal que el nitr6geno de RI y el nitr6geno I del pirazol ostfin separados 

amente por al menos dos itomos do carbono, 

radical OH, NH2, OMe, H. 

1 radical afflo o heteroarilo que esd sustiwido en su caso por I o varios 

ntes elegidos ontre hal6geno, CN, NO2, NH2, OH, SK COOH, CHO, 

a, C(S)NH2, S02K S02NH2, NHCHO, C(0)Pa, C(0)ORa, C(0)NRaRb, 

ab, S(0)Ra, S02Ra, S021?, ORc, SRc, O-C(0)Ra, - -0-C(S)Ra, 

NHC(0)Ra, NHC(S)Ra, NHCONH2, NHCONRaRb, NHS02Ra, arilo, 

lo, heterocicloalquilo (C4-C7), polifluoroalquilo, trifluorometilstUhnilo, 

netoxi, (1-6C) alquilo lineal o mmificado, alquenilo (C2-C6), alquinilo (C2-

estos sustituyentes susdtuidos on su caso por uno o varios alquilo, hal6geno, 

radical hidr6geno o Me, 

R.a es (1-6C) alquilo lineal o mmificado, alquenilo, alquinilo, cicloalquilO (C3-C7), 
cicloalquenilo (C5-C7), heterocicloalquilo (C4-C7), arilalquilo, heterom-ilalquilo, arilo, 

heteroadlo, polifluoroalquilo, 

Rb es, independientemente de U un hidr6geno, (I -6Q. alquilo lineal o ramificado, 

20 alquenflo, alquinflo, cicloalquilo (C3-C7), cicloalquenilo (Cs-C7), heterocicloalquilo 

(C4-C7)!,, arilalquilo, heteroarilalquilo, arilo, heteroarilo, polifluoroalquilo, 

Ra. y 

PIORAM 

vanos j 

pueden formar un anillo saturado o fimaturado de 5, 6 6 7 enlaces que tiene o 

ietero&omo como 0, S, N, con esto anillo sustituido en su caso por uno o 

adicales alquilo, hal6geno, 
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Re es un radical, alquiIo lineal o ramificado (CI-C6), alquenilo (C3-C6), alquinilo (C3-

C6), cicloalquilo (C3-C,7), cicloalquenilo (Cs-C7), heterocicloalquilo (C4-C7), 

(hotero)arilalquilo, (hotero)milo, (poli)fluoroalquilo. C(0)R8, C(S)R8, S02R8, 

R6 y R7 son, independientemente entre sf, im bidr6geno, alquilo (CI-C6), alquenflo 

5 (C3-C6), alquinilo (C3-C6), cicloalquilo (C3-C7), cicloalquenilo (Cs-C7), 

heterocicloalquilo (C4?-C7), un arilalquilo, heteroarilalquilo, 

R6 y R7 pueden formar un anillo saWrado o Insatuxado de 5, 6 6 7 onlaces que tiene o 

no un heteroittomo como 0, S, N y que estA sustituido on su caso por uno o varios 

olquilos, hal6genos, 

10 R8 es un radical Ra o NRaRb, 

15 

20 

con excepei6n de laN-(dietU)-4-fenfl-lH-pirazol-l-etUamina, 

sus rac6micos, enanti6meros, diastercois6meros y sus mezelas, sus taut6meros y sus 

sales farmacduticamento aceptables para la prcpamci6n de un medicoxnento. 

11 - Compuesto segda la reivindicacift 9, de f6rmula (1) en la que: 

A es, si e&U presente, un radical alquilo (CI-C6), un radical alquenilo (C3-C6), Un 

radical alquinilo (C3-C6), un radical cicloalquilo (C3-C7), un radical cicloalquenilo 

(Cs-C7), con estos radicales sustituidos en su caso por I o varios sustituyentes 

elegidos entre alquilo (CI-05), alquenilo (CrCs), alquinilo (C2-05), cicloalquilO (C3-

CA CiClOalqUenilO (CS-CA arilalqi4lo, heteroarilal.quilo, arilo, hotbroadlo, bal6geno, 

Rl es una agrupaci6n NR6R7, azacicloalquilo (C4?-C7), azacieloalquenilo * (Cs-C7), 

azabicicloalquilo (C5-Cg), azabicicloalquenilo (C5-Cg), con estas agrupaciones 
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-Mal 

W, 

sustituidas en su caso por I o varios sustituyentes elegid0s cntre alquilO (PI-Cs), 

cielpolquilo (C3-Cs), hal6geno, 

A.Rl es tal que el niWgeno do RI y el nitr6geno I del Ph-dZOI est6n separados 

obligsoriamente por al menos dos Romos de carbono, 

5 R3 es un raffical OH, NH2, OMe, H 

R4 es un radied arilo o hewmarilo que esti sustituido en su cow por I Q varios 

susfituyentes. elegidos 
. 
entre hal6geno, CN, NO2, NH2, OH, SK COOK CHOP 

C(0)NH2, C(S)NH2, SOA S02NH2, NHCHO, C(0)Ra, C(0)ORa, C(0)NRA", 

C(S)NRaRb, S(0)Ra, SQ2Ra, S02NRaRb, ORc, SRc, O-C(0)Ra, -0-C(S)Ra, 

10 NRaRb, NHC(0)Ra, NHC(S)Ra, NHCONH2, NHCONRaRb, NHS02Ra, arilo, 

heteroarilo, hetermicloalquilo (C4-C7), poli fluorodquilo, trifluorometUsulfWlo, 

trifluorometoxi, (1-6C) alquilo lineal o ramfficado, dquenilo (C2-C6), dquinflo (Cr 

C6), con estos sustituyentes sustituidos en su caso por imo o vaTios alquilo, hal6geno, 

OH, metoxi, 

15 R5 es un hidr6geno, 

Ra es (1-6C) dquilo lined o ramificado, alquenilo, dquinilo, cioloalquilo (C3-C7), 

cicloalquenilo (C5-C7), heterocieloolquilo (C4?-Q, mildquilo, heteroarilalquilo, arilo, 

heteroarilo, polifluoroalquilo, 

Rb es, independientemente de Ra, un hidr6geno, (1-6C) dquilo lineal o ramificado, 

20 dquenilo, dquinilo, cicloalquilo (C3-C7), cieloalquenito (Cs-C7), heterocicloalquilo 

(C4-C7), arildquilo, heteroarildquilo, arilo, hetemarilo, polifluoroalquilo, 

Ra y Rb pueden fornw un anillo satuado o insaturado de 5, 6 6 7 enlam. que ticne o 

no un hetero-Atomo como 0, S, N, con este anillo sustituido en su caso por uno o 

vafios rudicales dquilo, hal6geno, 
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Rc es un radical, alquilo lineal (S ramificado, (CI-C6), alquenilo (?3-Q, alqUinUO (C3-, 

heterocicloalquilo, (C4:.-C7),, Q, cicloalquilo (C3’C7), cicloalquenilo, (Cs-C7), 

(hetero)arUalquilo, (hetero)arilo, (poli)fluoroalquilo, C(0)R8, C(S)R8, SOA82. 

R6 y R7 sor4 independientemente entre sf, un hidr6geno, alqu?lo (CI-C6), alquenU6 

6 (C3-C6), alquinilo (C3-C6), cicloalquilo, (C3-C7), ciclbalquenilo (CS-C7) 

heterocicloalquilo (C4-C7), un arilalquilo, heteroarilalquilo, 

R6 y R7 pueden formar un anillo saturado o insaturado de 5, 6 6.7 enlaces que tiene o 

no un heterofitomo como 0, S, N y que esti sustituido en su paso, por. uno o varios, 

alquilos, hal6genos, 

10 R8 es un radical Ra o NRaRb, 

con excepci6n de la N-(dietU)-4-fenU- I H-pirazol-1 -etilamina, 

sus rac6micos, enanti6meros, diastereois6meros y sus mezclas,’Sus taut6meros y sus 

sales farmac6uticamente aceptables Para la preparaci6n de un me,dicamento. 

12. Utilizaci6n de al menos un compuesto definido segOn una cualquiera do las 

15 reivindicaciones La 4 y/o de al menos un compuesto elegido ehtre la. 3-(3-piridinil)-

IH-pimzol-l-butanamina, la 4-(3-piridinil)-IH-pirazol-l-butona?nina? y -la N-(dietil)-’ 

4-fenfl-ffl-pirazol-l-etilamina, Para la preparaci6n de un medicamento destinado ai. 

tratamiento de enfermedades debidas a una disfimci6n de los rpcept6res nicotinicos 

a7 o que responden favorablemente a una, modulacift de tstos. 

20 13. Utilizaci6n de al menos un compuesto definido seg-an una, cualquiera de in’’ 

reivindicaciones I a 4 y/o de al menos un compuesto elegido eo? tre la’3-(3-piridinil)-: 

IH-pirazol-1-butanamina, la 4-(3-phidinil)-IH-pirazol-l-bu y; la, N-(dietil) 

4-fenil-IH-pirazol-l-eWamina, Para la prepami6n de un medi6amento destinado-al 

tatamiento, la prevenci6n, el diagn6stico y/o el segummentol, de la evoluci6n de? 

25 trastomos o de enfermedades psiquiAtricas o neurol6gicas del sistema nervioso central, 

que implican alteraciones de las fimciones coguitivas o del trutamiento de la 

informwi6n sensorial. 
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14. Utilizaci6n segfm la reivindicaci6n 13, caracterizada porque la enferkieW o. el 

tustorno se refiere a las capacidades cognitivas, de atenci6n y facultades de 

concentraci6n, de aprendizaje y/o de memorizwi6n. 

15. Ufilizaci6n seg4n la reivindicaci6n 13, caracterizada porque la enfermodad es la 

5 enfermedad de Alzheimer y los trastornos cognitivos asociados. 

16. Utilizaci6n scgOn la reivindicaci6n 13, cai-actefizada porque la enfermedad es la 

esquizofrenia. 

17. Utilizaci6n de al menos un compuesto seg?m una cualquiera de las 

reivindicaciones I a 4 y/o de al menos un compuesto elegido entre la 3-(3-piridinil)-

10 IH-pirazol-l-butanamina, la 4-(3-piridinil)-IH-pirazol-l-butanamina y la N-(dietil)-

4-fenU-IH-pirazol-l-etilamina, para la preparaci6n de un medicamento destinado a 

instaurar una reducci6n del consumo de swtancias adictivas, para ayudar al 

mantenimiento de la abstenci6n frente a dstas o para atenuar los sintomas de 

abstinencia y para su aplicaci6n terapdutica en el tratamiento de degeneraciones 

15 nouronales agudas o cr6nicas. 
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ly, 
Indushia y Comercio 
S U P E R I N T E N 0 E N C I A 

DIVIS16N DE NUEVAS CREACIONES 

RADICACION EXPEDIENTE No. 06-47181 

EL EXTRACTO DE LA PRESENTE SOLICITUD DE PATENTE DE INVENC6N 

FUE PUBLICADO EN LA GACETA DE PROPIEDAD INDUSTRIAL No,.600 DE 

FECHA 30 DE ENERO DE 2009 EL T?RMINO HABIL SENALADO POR LA LEY 

EXPIRA EL 29 DE ABRIL DE 2009 

NOTA.: Dentro del plazo de los seis (6) meses siguientes a partir de la feche de publicaci6n 
en la gaceta de Propleclad, Industrial, deberd solicitar y canGelar el examen de 
patentabilidad so pena cle que la solicitud caiga en abandono, de acuerclo con Io 
establecido en el Articulo 44 de, la Declsl6n? 486/2000. 

SE PRESENTARON OPOSICIONES POR PARTE DE TERCEROS. 
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