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CAPITULO REIVINDICATORIO MODIFICADO

1. Un compuesto de férmula (1)

5 en el que
R es un grupo ciclico seleccionado entre R*, R®?, R® y RP, cada uno de los
cuales esta opcionalmente sustituido con uno o més grupos R’;
R? es hidrégeno o alquilo C4 - C;
R? y R* son cada uno de ellos independientemente alquilo C4 - Cs, alquenilo
10 Gz - Cs, alquinilo C; - Cg o cicloalquilo C3 - C10, cada uno de los cuales esta
opcionalmente sustituido con uno o més grupos R®, o RE, que esta opcionalmente
sustituido con uno o mas grupos R®, o hidrégeno;
o -NR°R* forma RF, que estd opcionalmente sustituido con uno o mas
grupos R'?;
15 R se selecciona entre -Y-CO,R" e -Y-R'®;

R® que puede estar unido a N' o N?, es alquilo C; - Cg, haloalquilo C; - Ce,
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alquenilo C. - Cg 0 alquinilo Cz - Cg, cada uno de los cuales estad opcionalmente
sustituido con alcoxi C4 - Cg, haloalcoxi C1 - Cg, 0 un grupo ciclico seleccionado
entre R’, R®, Rt y RM, o R® es RM, cicloalquilo C3 - C; o halocicloalquilo Cj - Cs,
cada uno de los cuales estd opcionalmente sustituildo con alcoxi C; - Cg 0
haloalcoxi C; - Cg, 0 R® es hidrégeno.

R’ es halo, alquilo C¢ - Cg, haloalquilo C4 - Cg, alquenilo C; - Cs, alquinilo C;
- Ce, cicloalquilo Cs - Cyo, halocicloalquilo C; - C, fenilo, OR'?, OC(O)R™, NO,,
NR*%R™, NR'?C(O)R™, NR2CO,R"™, C(O)R'?, CO,R'?, CONR'*R" 0 CN;

R® es halo, fenilo, alcoxi Cy - Cg fenilo, OR'2, OC(O)R'2, NO,, NR'?R",
NR'C(O)R", NR'?CO,R", C(O)R™, CO,R'?, CONR™R", CN, cicloalquilo C; - Cs,
R® o R, los dos ltimos de los cuales estan opcionalmente sustituidos con uno o
més grupos R®;

R? es alquilo C; - Cs, haloalquilo C1 - Cg 0 CO,R';

R es halo, cicloalquilo C3 - C)o, halocicloalquilo Ca - Cyo, fenilo, OR™,
OC(O)R™, NO2, NR™R™, NR'“C(O)R®, NR'CO,R"™, C(O)R%’, CORW,
CONR™R", CN, oxo, alquilo C; - Cs 0 haloalquilo C4 - Cs, los dos tltimos de los
cuales estan opcionalmente sustituidos con R'';

R" es fenilo, NR'?R% 0 NR?CO.R™;

Ry R" son cada uno de ellos independientemente hidrégeno, alquilo Cy -

Cs 0 haloalquilo C4 - Cg;
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R es alquilo C; - Cg 0 haloalquilo C4 - Cg;

R'® es hidrégeno o alquilo C4 - Cg opcionalmente sustituido con uno o mas
grupos seleccionados entre halo, OH, alcoxi C4 - Cg, NH2, NH(alquilo C4 - Cg) ¥
N(alquilo C4 - Cg)z;

R'® es un iséstero de acido cartoxilico seleccionado entre tetrazol-5-ilo, 5-
trifluorometil-1,2,4-triazol-3-ilo, 5-(metilsulfonil)-1,2,4-triazol-3-ilo, 2,5-dihidro-5-oxo-
1,2,4-oxadiazol-3-ilo, -SO;NHR'’ y -CONHR'®;

R se selecciona entre alquilo C; - Cs, fenilo, -CO-(alquilo C; - Cg) y -CO-
fenilo;

R'® se selecciona entre -SO2~(alquilo C; - Cs) y -SOz-fenilo;

R* y R’ son cada uno de ellos independientemente un grupo cicloalquilo Ca
- Cio 0 cicloalquenilo C3 - C4, cada uno de los cuales puede ser o bien
monociclico 0, cuando hay un nimero apropiado de atomos en el anillo, policiclico
y que puede estar condensado a o bien

(a) un anillo aromatico monociclico seleccionado entre un anillo de benceno

y un anillo heteroaromatico dle 5 6 6 miembros conteniendo hasta tres
heteroatomos seleccionados entre nitrégeno, oxigeno y azufre, o

(b) un anillo heteroaliciclico de &, 6 6 7 miembros conteniendo hasta tres

heteroatomos seleccionados entre nitrbgeno, oxigeno y azufre;

R® y R¥ son cada uno de ellos independientemente un grupo fenilo o naftilo,
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cada uno de los cuales se puede condensar a

(a) un anillo cicloalquilo Cs - C7 o cicloalquenilo Cs - C,,
(b) un anillo heteroaliciclico de 5, 6, 6 7 miembros conteniendo hasta tres
heteroatomos seleccionados entre nitrégeno, oxigeno y azufre, o

(c) un anillo heteroaromatico de 5§ 6 8 miembros conteniendo hasta tres

heteroatomos seleccionados entre nitrégeno, oxigeno y azufre;

R® R' y RN son cada uno de ellos independientemente un sistema de anillo
saturado o parciaimente insaturado monociclico o, cuando hay un numero
apropiado de atomos en el anillo, policiclico conteniendo entre 3 y 10 atomos en el
anillo, de los que al menos uno es un heteroatomo seleccionado entre nitrégeno,
oxigeno y azufre, dicho anillo se puede condensar a un grupo cicloalquilo Cs - C7 o
cicloalquenilo Cs - C; o un anillo aromatico monociclico seleccionado entre un
anillo de benceno y un anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros conteniendo
hasta tres heteroatomos seleccionados entre nitrégeno, oxigeno y azufre;

R y RM™ son cada uno de ellos independientemente un anillo
heteroaromatico de 5 6 6 miembros conteniendo hasta tres heteroatomos
seleccionados independientemente entre nitrégeno, oxigeno y azufre, dicho anillo
se puede ademas condensar a

(@ un segundo anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros
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conteniendo hasta tres heteroatomos seleccionados entre
nitrégeno, oxigeno y azufre;

(b) un anillo cicloalquilo Cs - C; o cicloalquenilo Cs - Cy;

(c) un anillo heteroaliciclico de 5, 6, 6 7 miembros conteniendo
hasta tres heteroatomos seleccionados entre nitrégeno,
oxigeno y azufre, o

(d) un anillo de benceno;

RE, RF y R® son cada uno de ellos independientemente un sistema de
anillo saturado monogciclico o, cuando hay un nimero apropiado de atomos en el
anillo, policiclico conteniendo entre 3 y 10 atomos en el anillo, de los que al menos
uno es un heteroatomo seleccionado entre nitrégeno, oxigeno y azufre;

R" es un anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros conteniendo hasta tres
heteroatomos seleccionados independientemente entre nitrégeno, oxigeno vy
azufre; e

Y es un enlace covalente, -CH>-O-CHz-, alquilenilo C4 - Cg 0 cicloalquilenilo
Cs-Cr

un tautébmero del mismo o una sal o solvato farmacéuticamente aceptable

de dicho compuesto o tautémero.
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2. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1 en el que R es R®, que
esta opcionalmente sustituido con uno o0 mas grupos R’; y
R? es un grupo cicloalquilo Cs - C1g, que puede ser o bien monociclico o,
cuando hay un numero apropiado de atomos en el anillo, policiclico, que puede
estar condensado a o bien
(a) un anillo aromatico monociclico seleccionado entre un anillo de
benceno y un anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros conteniendo
hasta tres heterodtomos seleccionados entre nitrégeno, oxigeno y
azufre, o
(b) un anillo heteroaliciclico de 5, 8 6 7 miembros conteniendo hasta tres

heteroatomos seleccionados entre nitrégeno, oxigeno y azufre.

3. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 2 en el que R* es un grupo

cicloalquilo C;3 - Cs monociclico.

4. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 3 en el que R* es un grupo

cicloalquilo Cs - Cz monociclo.

5. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 4 en el que R* es

ciclopentilo o ciaclohexilo.
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6. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1 en el que R' es R®, que

esta opcionalmente sustituido con uno o méas grupos R’

7. Un compuesto de acuerdo con Ia reivindicacién 6 en el que R es fenilo.

8. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1 en el que R' es RE, que

esta opcionalmente sustituido con uno o mas grupos R.

9. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 8 en el que R® es un

sistema de anillo monociclico saturado o parcialmente insaturado
conteniendo entre 3 y 8 atomos en el anillo, de los cuales al menos uno es

un heteroatomo seleccionado entre nitrégeno, oxigeno y azufre.

10. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 9 en el que R® es un
sistema de anillo monociclico saturado o parcialmente insaturado
conteniendo entre 5 y 7 atomos en el anillo, de los cuales al menos uno es

un heteroatomo seleccionado entre nitrégeno, oxigeno y azufre.

11.Un compuesto de acuerdo con ia reivindicacién 10 en el que R® es un
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sistema de anillo monociclico saturado conteniendo entre 5 y 7 4tomos en
el anillo, de los cuales al menos uno es un heterodtomo seleccionado entre

nitrégeno, oxigeno y azufre.

12. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1 en el que R es RP, que

esta opcionalmente sustituido con uno o més grupos R’.

13. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 12 en el que RP es un
anillo heteroaroméatico de 5 6 6 miembros conteniendo hasta tres
heteroatomos seleccionados independientemente entre nitrégeno, oxigeno

y azufre.

14.Un compuesto de acuerdo con la-reivindicacién 13 en el que R® es un anillo
heteroaromatico de 5 miembros conteniendo un heterodtomo seleccionado
entre nitrégeno, oxigeno y azufre y opcionalmente hasta dos atomos de
nitrégeno adicionales en el anillo, o un anillo heteroaromatico de 6

miembros incluyendo 1,2 6 3 &tomos de nitrégeno.

15.Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 14 en el que RP es furanilo,

tienilo, pirrolilo, pirazolilo, imidazolilo, isoxazolilo, oxazolilo, isotiazolilo,
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tiazolilo, oxadiazolilo, piridilo, piridazinilo, pirimidilo o pirazinilo.

16.Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 15 en el que RP es
pirazolilo, imidazolilo, isoxazolilo, oxazolilo, oxadiazolilo, piridilo, piridazinilo,
pirimidilo o pirazinilo

17.Un compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a
16 en el que R’ es halo, alquilo Cs - Cg, haloalquilo C; - Cg, OR™ o

CONRR™,

18. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 17 en el que R’ es halo,

alquilo C4 - C3, alcoxi C4 - C3, hidroxi o CONH(alquilo C4 -C3).

19. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 18 en el que R’ es fluoro,

metilo, etilo, hidroxi, metoxi, propoxi o CONHMe.

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

19 en el que R? es hidrégeno o metilo.

21.Un compuesto de acuerdo con la rewvindicacién 20 en el que R? es
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hidrégeno.

22.Un compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a

21 enelque
R? es hidrégeno, alquilo C; - Cg, que est4 opcionalmente sustituido con uno
o mas grupos R®, o RE, que esta opcionaimente sustituido con uno o mas grupos
R?; y en el que RE es un sistema de anillo saturado monociclico o, cuando hay un
nimero apropiado de atomos en el anillo, policiclico conteniendo entre 3 y 7
atomos en el anillo, de los que al menos uno es un heteroatomo seleccionado

entre nitrégeno, oxigeno y azufre.

23. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 22 en el que R® es
hidrdgeno, alquilo C4 - C4, que esta opcionalmente sustituido con uno o mas
grupos R®, o RE, que esta opcionalmente sustituido con uno o mas grupos
R% y en el que RE es un sistema de anillo monociclico saturado
conteniendo entre 3 y 7 atomos en el anillo, de los que al menos uno es un

heteroatomo seleccionado entre nitrégeno, oxigeno y azufre.

24.Un compuesto de acuerdo con la reivindicacidn 23 en el que R® es RE, que

est4 opcionalmente sustituido con uno o mas grupos R® y en el que RE es
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un sistema de anillo monociclico saturado conteniendo entre 3 y 7 4tomos

en el anillo conteniendo un atomo de nitrégeno.

25.Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 24 en el que RE es

azetidinilo, pirrolidinilo o piperidinilo.

26.Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 23 en el que R® es alquilo
C1 - C4, que esta opcionalmente sustituido con uno o mas grupos R®y en el
que R®es halo, fenilo, alcoxi Cy - Cq fenilo, OR'™, NR'?R'™, NR'2CO,R",
CO.,R", CONR™R™, R® o R" los dos dltimos de los cuales estan

opcionalmente sustituidos con uno o més grupos R®.

27.Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 26 en el que R® es hidroxi,
metoxi, metoxifenilo, NH;, NHMe, NMez, NHCO,'Bu, NMeCO,'Bu, CO;H,
CONHMe, R® o R", los dos dltimos de los cuales estdn opcionalmente

sustituidos con uno o méas grupos R°®.
28.Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 27 en el que R® es RS, que

estd opcionalmente sustituido con uno o més grupos R? y en el que R® es

un sistema de anillo monociclico saturado conteniendo entre 3 y 7 atomos
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en el anillo, de los cuales al menos uno es un heterodtomo seleccionado

entre nitrégeno, oxigeno y azufre.

29.Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 28 en el que R® es un
sistema de anillo monociclico saturado conteniendo entre 3 y 7 atomos en
el anillo conteniendo un atomo de nitrégeno y opcionalmente un atomo de

oxigeno.

30.Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 29 en el que R® es

pirrolidinilo, piperidinilo o morfolinilo.

31.Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 27 en el que R® es R, que
est4 opcionalmente sustituido con uno o mas grupos R® y en el que R" es
un anillo heteroaromatico de 5 6 5 miembros conteniendo hasta dos atomos

de nitrégeno.

32.Un compuesto de acuerdo con la reivindicaci6n 31 en el que R" es

pirazolilo.

33. Un compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 22 a
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32 en el que R® es metilo o CO,'Bu.

34.Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 23 en el que R® es
hidrégeno o alquilo C1 - C4, que esta opcionalmente sustituido con uno o
més grupos R®, o R® es azetidinilo, pirrolidinilo o piperidinilo, cada uno de
los cuales esta opcionalmente sustituido con uno o mas grupos R®, en la
que
R® es hidroxi, metoxi, metoxifenilo, NH,, NHMe, NMe;, NHCO.'Bu,
NMeCO,'Bu, CO;H, CONHMe, pirrolidinilo, piperidinilo, morfolinilo o pirazolilo, los
cuatro ultimos de los cuales estan opcionalmente sustituidos con uno o mas
grupos R®y en la que

R? es metilo o0 CO,'Bu.
35. Un compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a
34 en el que R* es hidrégeno, alquilo C; - Cg, haloalquilo C; - Cg, alquenilo

C2z - Cg 0 alquinilo Cz - Ce.

36.Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 35 en el que R* es

hidrégeno, alquilo C4 - Cg 0 haloalquilo C4 - Ce.
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37. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 36 en el que R* es

hidrégeno, metilo o etilo.

38.Un compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a
21 en el que -NR®R* forma RF, que esta opcionalmente sustituido con uno o
mas grupos R'®y en la que RF es un sistema de anillo saturado monociclico
o, cuando hay un numero apropiado de atomos en el anillo, policiclico
conteniendo entre 3 y 10 atomos en el anillo conteniendo al menos un
atomo de nitrégeno y opcionalmente otro atomo seleccionado entre oxigeno

y azufre.

39. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 38 en el que R" es un
sistema de anillo saturado monociclico o, cuando hay un nimero apropiado
de atomos en el anillo, policiclico conteniendo entre 3 y 10 atomos en el
anillo conteniendo uno o dos atomos de nitrégeno y opcionalmente otro

atomo seleccionado entre oxigeno y azufre.
40. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 39 en el que R' se

selecciona entre azetidinilo, pirrolidinilo, piperidinilo, piperazinilo, morfolinilo,

3-azabiciclo[3.1.0]hex-3-ilo, homopiperazinilo, 2,5-diazabiciclo[2.2.1]hept-2-
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ilo, 2,5-diazabiciclo[4.3.0]non-2-ilo, 3,8-diazabiciclo[3.2.1]oct-3-ilo, 3,8-
diazabiciclo[3.2.1]oct-8-ilo, 1,4-diazabiciclo[4.3.0lnon-4-ilo y 1,4-

diazabiciclo[3.2.2]non-4-ilo.

41.Un compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 38 a
40 en el que R'? es halo, OR'?, NR'?2R™, NR'2CO,R"™, CO,R"™, oxo, alquilo
Cs - Cg 0 haloalquilo C; - Ce, los dos ultimos de los cuales estan

opcionalmente sustituidos con R*'.

42.Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 41 en el que R' es halo,
metilo, etilo, isopropilo, hidroxi, metoxi, NHz, NHMe, NMez, NHCO,'Bu,
CO.H, CO2Bu, oxo, bencilo, -CH,NH, -CH:NHMe, -CH;NMe2; o -

CH.NMeCO,'Bu.

43.Un compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a

42 en el que R® es -Y-CO.R".

44, Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 43 en el que R' es

hidrégeno o alquilo C4 - C3 e Y es un enlace covalente.
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45.Un compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a

42 enelque R%es-Y-R™,

46. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 45 en el que R es -
CONHR'S, tetrazol-5-ilo o 2,5-dihidro-5-oxo-1,2,4-oxadiazol-3-ilo e Y es un

enlace covalente o un grupo metileno.

47.Un compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a

46 en el que R® est4 posicionado sobre N'.

48.Un compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a
47 en el que R® es alquilo C4 - Cg 0 haloalquilo C4 - Cg, cada uno de los
cuales esta opcionalmente sustituido con alcoxi C4 - Cg, haloalcoxi C1 - Cg 0
un grupo ciclico seleccionado entre R’, R* y RM, o R® es RN o hidrégeno;

R’ es un grupo cicloalquilo C; - C; monociclico;

R' y RN son cada uno de ellos independientemente un sistema de anillo
monociclico, saturado o parcialmente insaturado conteniendo entre 4 y 7 atomos
en el anillo, de los cuales al menos uno es un heteroatomo seleccionado entre
nitrégeno, oxigeno y azufre; y

RM es un anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros conteniendo hasta tres
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heteroatomos seleccionados independientemente entre nitrégeno, oxigeno y

azufre.

49.Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 48 en el que R® es alquilo

C1 - C4 0 haloalquilo C4 - C4, cada uno de los cuales esta opcionalmente

sustituido con alcoxi C1 - C4, haloalcoxi C; - C4 o un grupo ciclico

seleccionado entre R’, R" y R, o R® es RN o hidrogeno;

R’ es ciclopropilo o ciclobutilo;

Rt y RN son cada uno de ellos independientemente un sistema de anillo
monociclico saturado conteniendo bien 5 6 6 d&tomos en el anillo, de los cuales al
menos uno es un heteroatomo seleccionado entre nitrébgeno, oxigeno y azufre; y

RY es un anillo heteroaromético de 5 6 6 miembros conteniendo un

heteroatomo seleccionado entre nitrégeno, oxigeno y azufre

50.Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 49 en el que R® es alquilo
Cy - C4 0 haloalquilo Cs - C4, cada uno de los cuales esta opcionalmente
sustituido con alcoxi Cq - C4 0 un grupo ciclico seleccionado entre R, Rt y
RM o R® es R" o hidrégeno;
R’ es ciclopropilo o ciclobutilo;

R" y RN son cada uno de ellos independientemente un sistema de anillo
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monociclico saturado que contiene bien 5 6 6 4tomos en el anillo conteniendo un
heteroatomo seleccionado entre nitrégeno, oxigeno y azufre; y

RM es un anillo heteroaromético de 5 6 6 miembros conteniendo un atomo

de nitrogeno.

51.Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 50 en el que R® es alquilo
C1 - C4 0 haloalquilo C1 - C4, cada uno de los cuales estad opcionalmente
sustituido con alcoxi Cy - C4, ciclopropilo, ciclobutilo, tetrahidrofuranilo,
tetrahidropiranilo o piridinilo, o R® es hidrégeno o tetrahidropiranilo.

10

52,Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 51 en el que R® es
hidrégeno, metilo, etilo, isopropilo, isobutilo, metoxietilo, metoxipropilo,
etoxietilo, etoxipropilo, propoxietilo, 2,2, 2-trifluoroetilo,
tetrahidrofuranilmetilo, tetrahidropiranilmetilo, tetrahidropiranilo o

15 piridiniimetilo.

53.Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1 en el que
R® es hidrogeno, alquilo C4 - Cs, que esta opcionalmente sustituido con uno
o mas grupos R®, o RE, que esta opcionalmente sustituido con uno o més grupos

20 R%
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R* es hidrégeno, alquilo C, - Cg o haloalquilo C4 - Ce,

o -NR®R* forma RF, que est4 opcionalmente sustituido con uno o mas
grupos R'%;

R® es alquilo Cy - C4 0 haloalquilo C; - C4, cada uno de los cuales esta
opcionalmente sustituido con alcoxi C4 - C4, haloalcoxi C4 - C4 0 un grupo ciclico
seleccionado entre R, Rty R™, o R® es RN o hidrégeno;

RA es un grupo cicloalquilo C3 - Cs monaciclico;

R® es fenilo;

R® es un sistema de anillo moneciclico saturado o parcialmente insaturado
conteniendo entre 3 y 8 atomos en el anillo, de los cuales al menos uno es un
heteroatomo seleccionado entre nitfrégeno, oxigeno y azufre;

RP es un anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros conteniendo hasta tres
heteroatomos seleccionados independientemente entre nitrégeno, oxigeno y
azufre;

RE es un sistema de anillo monociclico saturado conteniendo entre 3 y 7
atomos en el anillo, de los que al menos uno es un heteroatomo seleccionado
entre nitrégeno, oxigeno y azufre;

RF es un sistema de anillo saturado monociclico, o cuando hay un ntmero
apropiado de atomos en el anillo, policiclico conteniendo entre 3 y 10 4&tomos en el

anillo, de los que al menos uno es un heteroatomo seleccionado entre nitrégeno,
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oxigeno y azufre;

R’ es ciclopropilo o ciclobutilo;

R" y RN son cada uno de ellos independientemente un sistema de anillo
saturado monociclico conteniendo bien 5 6 6 atomos en el anillo, de los cuales al
menos uno es un heteroatomo seleccionado entre nitrégeno, oxigeno y azufre;

RM es un anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros conteniendo un
heteroatomo seleccionado entre nitrdgeno, oxigeno y azufre, e

Y es un enlace covalente o alquilenilo C4 - Cg;

54.Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 53 en el que R' es un grupo
clclico seleccionado entre R®, RB, R® y RP, cada uno de los cuales esta

opcionalmente sustituido con uno o mas grupos R’;

R’ es halo, alquilo C1 - Cg, haloalquilo C - Cs, OR'? 0 CONR'R",

R® es halo, fenilo, alcoxi C, - Cgfenilo, OR™, NR'?R'®, NR'?CO,R™, CO.R",
CONR'R™, R® o RM los dos ultimos de los cuales estan opcionalmente
sustituidos con uno o més grupos R%;

R es un grupo cicloalquilo Cs- C; monociclico;

R® es fenilo;

RC es un sistema de anillo saturado monociclico conteniendo entre 5 y 7

atomos en el anillo, de los cuales al menos uno es un heteroatomo seleccionado
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entre nitrégeno, oxigeno y azufre,

R? es un anillo heteroaromatico de 5 miembros conteniendo un
heteroatomo seleccionado entre nitrégeno, oxigeno y azufre y opcionalmente
hasta dos atomos de nitrégeno adicionales en el anillo, o un anillo heteroaromatico
de 6 miembros incluyendo 1, 2 6 3 Atomos de nitrégeno;

RE es un sistema de anillo saturado monociclico conteniendo entre 3 y 7
atomos en el anillo conteniendo un atomo de nitrégeno;

RF es un sistema de anillo saturado monociclico, o cuando hay un nimero
apropiado de atomos en el anillo, policiclico conteniendo entre 3 y 10 atomos en el
anillo conteniendo al menos un atomo de nitrégeno y opcionalmente otro atomo
seleccionado entre oxigeno y azufre;

R® es un sistema de anillo satuiado monociclico conteniendo entre 3 y 7
atomos en el anillo, de los cuales al menos uno es un heteroatomo seleccionado
entre nitrégeno, oxigeno y azufre;

RH es un anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros conteniendo hasta dos
atomos de nitrdgeno;

e

Y es un enlace covalente o -CH-

55.Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1 seleccionado entre;
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5-((15,4S)-2,5-diazabiciclo[2.2.1]hept-2-il)-1-(2-etoxietil)-7-(4-metil- piridin-2-
itamino)-1H-pirazolo[4,3-d]pinmidina-3-carboxilato de metilo,

1-(2-etoxietil)-5-(N-isopropil-N-metilamino)-7-(6-metilpiridin-2-ilamino)- 1H-
pirgzolo[4,3-d]pirimidina-3-carboxilato de etilo,

1-(2-etoxietil)-5-(N-etil-N-metilamino)-7-(4-metilpiridin-2-ilamino)-1H-
pirazolo[4,3-d]pirimidina-3-carboxilato de metilo,

S-dimetilamino-1-(2-etoxietil)-7-(4-metilpiridin-2-ilamino)-1H-pirazolo[4,3-
d]pirimidina-3-carboxilato de 2-(dimetilamino)etilo,

acido  1-(2-etoxietil)-5-(N-metil-N-propilamino)-7-(4-metilpiridin-2-ilamino)-
1H-pirazolo[4,3-d]pirmidina-3-carboxilico,

acido 5-(N-isopropil-N-metilamino)-7-(4-metilpiridin-2-ilamino)-1-(2-
propoxietil)-1H-pirazolo[4,3-d]pirimidina-3-carboxilico,

acido 7-(4,6-dimetilpiridin-2-ilamino)-1-(2-etoxietil)-5-(N-isopropil-N-
metilamino)-1H-pirazolo[4,3-d]pirimidina-3-carboxilico,

acido 5-(N-ciclobutil-N-metitamino)-1-(2-etoxietil)-7-(4-metilpiridin-2-
ilamino)-1H-pirazolo[4,3-d]pirimidina-3-carboxilico,

écido 1-(2-etoxietil)-5-isopropilamino-7-(4-metilpiridin-2-ilamino)-1H-
pirazolo[4,3-d]pirimidina-3-carboxilico,

acido 1-(2-etoxietil)-5-(N-etil-N-metilamino)-7-(2-metoxipirimidin-4- ilamino)-

1H-pirazolo[4,3-d]pirimidina-3-carboxllico,
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3-[1-(2-etoxietil)-5-(N-isopropil-N-metilamino)-7-(4-metilpiridin-2-ilamino)-
1H-pirazolo[4,3-d]pirimidin-3-il]-2H-1,2,4-oxadiazol-5-ona,

3-[1-(2-etoxietil)-5-(N-etil-N-metilamino)-7-(4-metilpiridin-2-ilamino)-1H-
pirazolo[4,3-d]pirimidin-3-il}-2H-1,2,4-oxadiazol-5-ona,

acido 1-(2-etoxietil)-7-(4-fluoro-3-metilfenilamino)-5-(N-isopropil-N-
metilamino)- 1H-pirazolo[4,3-d]pirimidina-3-carboxilico,

acido 1-(2-etoxietil)-5-(N-etil-N-metilamino)-7-(4-fluoro-3- metilfenilamino)-
1H-pirazolo[4,3-d]pirimidina-3-carboxilico,

acido 7-(3,4-dimetilfenilamino)- 1-(2-etoxietil}-5-(N-etil-N-metilamino)-1H-
pirazolo{4,3-d]pirimidina-3-carboxilico,

acido 1-(2-(ciclopropilmetoxi)etil)-5-(N-isopropil-N-metilamino)-7-(4-
metilpiridin-2-ilamino)-1H-pirazolo[4,3-d]pirimidina-3-carboxilico,

acido 1-(2-(ciclopropiimetoxi)etil)- 5-(N-etil-N-metilamino)-7-(4- metilpiridin-2-
itamino)-1H-pirazolo[4,3-d]pinmidina-3-carboxilico,

acido 1-(2-etoxietil)-5-(N-isopropil-N-metilamino)-7-(4-metilpiridin-2-
ilamino)-1H-pirazolo[4,3-d]pirimidina-3-carboxilico,

acido  1-(2-isopropoxietil)-5-(N-isopropil-N-metilamino)-7-{4-metilpiridin-2-
ilamino)-1H-pirazolo[4,3-d]pirimidina-3-carboxilico,

N-{1-(2-etoxietil)-5-(N-isopropil-N-metilamino)-7-(4-metilpiridin-2-  ilamino)-

1H-pirazolo[4,3-d]pirimidina-3-carbonil)metanosulfonamida,
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N-[1-(2-etoxietil)-5-(N-etil-N-metilamino)-7-(4-metilpiridin-2-ilamino)-1H-
pirazolo[4,3-d]pirimidina-3-carboniljmetanosulfonamida,
N-[5-(etiimetilamino)-1-[2-(3-fluoropropoxi)-etil]-7-(4-metilpiridin-2- ilamino)-
1H-pirazolo[4,3-d]pirimidina-3-carbonil)metanosulfonamida,
N-[1-[2-(3-fluoropropoxi)etil]-5-(isopropilmetilamino)-7-(4-metilpiridin-2-
ilamino)-1H-pirazolo[4,3-d]pirimidina-3-carbonil)metanosulfonamida,
N-[5-(dietilamino)-1-[2-(3-fluoropropoxi)-etil]-7-(4-metilpiridin-2- ilamino)-1H-
pirazolo[4,3-d]pinmidina-3-carbonillmetanosulfonamida,
N-[5-(dietilamino)-1-[2-(2,2-difluoroetoxi)etil]-7-(4-metilpiridin-2- ilamino)-1H-
pirazolo[4,3-d]pirimidina-3-carboniljmetanosulfonamida,
N-[1-[2-(2,2-difluoroetoxi)etil]-5-(etilmetilamino)-7-(4-metilpiridin-2- ilamino)-
1H-pirazolo[4,3-d]pirimidina-3-carbonillmetanosulfonamida, y
N-[1-[2-(2,2-difluoroetoxi)etil]-5-(isopropilmetilamino)-7-(4-metilpindin-2-
ilamino)-1H-pirazolo[4,3-d]pirimidina-3-carboniljmetanosulfonamida,
y los tautémeros de ios mismos o las sales 0 solvatos farmacéuticamente

aceptables de dichos compuestos o tautdmeros.

56. Una composicién farmacéutica que comprende un compuesto de la férmula

(I) como se reivindica en una cuaiquiera de las reivindicaciones 1 a 55, o un

tautdbmero del mismo, o las sales o solvatos farmacéuticamente aceptables
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de dicho compuesto o tautébmero, y un diluyente o vehlculo

farmacéuticamente aceptable.

57.Un compuesto de la férmula (I} como se reivindica en una cualquiera de las
reivindicaciones 1 a 55, o un tautémero del mismo, o las sales o solvatos
farmacéuticamente aceptables de dicho compuesto o tautémero, para uso

como un medicamento.

§8. Un compuesto de la formula (1) como se reivindica en una cualquiera de las
rewvindicaciones 1 a 55, o un tautémero del mismo, o las sales o solvatos
farmacéuticamente aceptables de dicho compuesto o tautdmero, para uso
de acuerdo con la reivindicacion 57 como un medicamento para el
tratamiento de una enfermedad o afeccién donde se sabe que la inhibicion

de la PDES, o se puede mostrar, que produce un efecto beneficioso.

59.Un compuesto de la férmula (I) como se reivindica en una cualquiera de las
reivindicaciones 1 a 55, o un tautbmero del mismo, o las sales o solvatos
farmacéuticamente aceptables de dicho compuesto o tautémero, para uso
de acuerdo con la reivindicacion 57 6 58 como un medicamento para el

tratamiento de una enfermedad o afeccién seleccionada entre hipertensién
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(incluyendo hipertensién esencial, hipertensién pulmonar, hipertension
secundaria, hipertension sistélica aislada, hipertensién asociada a diabetes,
hipertension asociada a aterosclerosis e hipertension renovascular),
insuficiencia cardiaca congestiva, angina (incluyendo angina estable,
inestable y variantes (Prinzmetal)), accidente cerebrovascular, enfermedad
de las arterias coronarias, insuficiencia cardiaca congestiva, afecciones de
la reduccion de la abertura de los vasos sanguineos, (tal como angioplastia
coronaria post-percutanea), enfermedad vascular periférica, aterosclerosis,
tolerancia inducida por nitratos, tolerancia a nitratos, diabetes, tolerancia a
la glucosa alterada, sindrome metabélico, obesidad, disfuncién sexual
(incluyendo trastorno eréctii masculino, impotencia, trastomo de la
excitacion sexual femenina, disfuncién del cllitoris, trastorno del deseo
sexual hipoactivo femenino, trastorno de dolor sexual femenino, disfuncién
orgasmica sexual femenina y disfuncion sexual debida a lesion de la
médula espinal), parto prematuro, pre-eclampsia, dismenorrea, sindrome
ovarico poliquistico, hiperplasia prostatica benigna, obstruccién de la salida
de la vejiga, incontinencia, entermedad pulmonar obstructiva créonica,
insuficiencia respiratoria aguda, bronquitis, asma crénico, asma alérgico,
rnitis alérgica, trastornos de motilidad del intestino, (incluyendo sindrome

del intestino irritable), sindrome de Kawasaki, esclerosis multiple,
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enfermedad de Alzheimer, psoriasis, necrosis cutanea, cicatrizacion,
fibrosis, dolor (particularmente dolor neuropatico), cancer, metéstasis,
calvicie, es6fago de nutcraker (peristaltismo sintomatico), fisura anal y

hemorroides.

60. Un procedimiento de tratamiento de un trastorno o afeccién donde la
inhibicién de la PDES se sabe, o se puede mostrar, que produce un efecto
beneficioso, en un mamifero, que comprende la administracién a dicho
mamifero de una cantidad terapéuticamente eficaz de un compuesto de Ia
férmula () segin una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 55, o un
tautémero del mismo, o las sales o solvatos farmacéuticamente aceptables

de dicho compuesto o tautémero.

61.Uso de un compuesto de la férmula (I) como se reivindica en una cualquiera
de las rewindicaciones 1 a 55, o un tautémero del mismo, o las sales o
solvatos farmacéuticamente aceptables de dicho compuesto o tautémero,
en la preparacién de un medicamento para el tratamiento de un trastorno o
afeccién donde la inhibicién de la PDE5 se sabe, o se puede mostrar, que

produce un efecto beneficioso.
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62. Uso de acuerdo con la reivindicacion 61, en el que el trastorno o afeccién

se selecciona entre hipertensién (incluyendo hipertension esencial,
hipertension pulmonar, hipertensién secundaria, hipertension sistélica
aislada, hipertension asociada a diabetes, hipertensiéon asociada a
aterosclerosis e hipertensién renovascular), insuficiencia cardiaca
congestiva, angina (incluyendo angina estable, inestable y variantes
(Prinzmetal)), accidente cerebrovascular, enfermedad de las arterias
coronarias, insuficiencia cardiaca congestiva, afecciones de la reducciéon de
la abertura de los vasos sanguineos, (tal como angioplastia coronaria post-
percutanea), enfermedad vascular periférica, aterosclerosis, tolerancia
iInducida por nitratos, tolerancia a nitratos, diabetes, tolerancia a la glucosa
alterada, sindrome metabélico, obesidad, disfunciéon sexual (incluyendo
trastorno eréctil masculino, impotencia, trastorno de la excitacién sexual
femenina, disfuncién del clitoris, trastorno de! deseo sexual hipoactivo
femenino, trastorno de dolor sexual femenino, disfuncién orgasmica sexual
femenina y disfuncién sexual debida a lesion de la médula espinal), parto
prematuro, pre-eclampsia, dismenorrea, sindrome ovarico poliquistico,
hiperplasia prostatica benigna, obstruccién de la salida de la vejiga,
incontinencia, enfermedad pulmonar obstructiva crénica, insuficiencia

respiratoria aguda, bronquitis, asma crénico, asma alérgico, rinitis alérgica,
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trastornos de motilidad del intestino, (incluyendo sindrome del intestino
irritable), sindrome de Kawasaki, esclerosis multiple, enfermedad de
Alzheimer, psoriasis, necrosis cutanea, cicatrizacién, fibrosis, dolor
(particutarmente dolor neuropatico), cancer, metastasis, calvicie, eséfago de

nutcraker (peristaltismo sintomatico), fisura anal y hemorroides.

63. Uso de acuerdo con la reivindicacién 62 en el que el trastorno o afeccién

es hipertension.

64.Uso de acuerdo con la reivindicacién 63, en el que el trastorno o afeccién
se selecciona entre hipertension esencial, hipertensién pulmonar,
hipertensién secundaria, hipertensién sistélica aislada, hipertensién
asoclada a diabetes, hipertensién asociada a aterosclerosis e hipertensién

renovascular.

65. Uso de acuerdo con la reivindicacién 62 en el que el trastormo o afeccién

es diabetes.

66. Una composicion farmacéutica que comprende un compuesto de formula

(1) como se reivindica en una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 55, o un

Pagina 29 de 40



10

15

20

72 K

tautémero del mismo, o las sales 0 solvatos farmacéuticamente aceptables
de dicho compuesto o tautémero, y un segundo agente farmacéuticamente
activo seleccionado entre aspirina, antagonistas de los receptores de la
angiotensina |l (tales como losartan, candesartan, telmisartan, valsartan,
irbesartan y eprosartan), bloqueadores de los canales de calcio (tal como
amlodipina), bloqueadores beta {es decir, antagonistas de los receptores
adrenérgicos beta tales como sotalol, proporanolol, timolol, antenolol,
carvedilol y metoprolol), Cl1027, antagonistas de los receptores CCRS,
imidazolinas, sGCa (activadores solubles de la guanilatociclasa, agentes
antihipertensivos, diuréticos (tales como hidroclorotiazida, torse#nida.
clorotiazida, clortalidona y amiloride), antagonistas adrenérgicos alfa (tal
como doxazosina), inhibidores de la ACE (enzima conversora de la
angiotensina) (tales como quinapril, enalapril, ramipril y lisinopnil),
antagonistas de los receptores de aldosterona (tales como eplerenona y
espironolactona), inhibidores de la endopeptidasa neutra, agentes
antidiabéticos (tales como insulina, sulfonilureas (tales como gliburida,
glipizida y glimepirida), gltazonas (tales como rosiglitazona y pioglitazona) y
metformina), agentes reductores de colesterol (tales como atorvastatina,
pravastatina, lovastatina, simvastatina, clofibrato y rosuvastatina), y

ligandos alfa-2-delta (tales como gabapentina, pregabalina, d&cido
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{(1R,5R,6S)-6-(aminometil)biciclo3.2.0]hept-6-ilJacético,  3-(1-aminometil-
ciclohexilmetil)-4H-[1,2,4]Joxadiazol-5-ona, CH{1-(1H-tetrazol-5-
ilmetil)cicloheptiljmetilamina, acido (3S,4S)-(1-aminometil-3,4-
dimetilciclopentil)acético, acido (1a,3a,5a)-(3-aminometilbiciclo[3.2.0]hept-3-
ilacético, acido (3S,5R)-3-aminometil-5-metiloctanoico, acido (3S,5R)-3-
amino-5-metilheptanoico, acido (3S,5R)-3-amino-5-metilnonanocico y acido
(3S,5R)-3-amino-5-metiloctanoico).

-

67.Uso de un compuesto de formula (I} como se reivindica en una cualquiera

de las reivindicaciones 1 a 55, 0 un tautémero del mismo, o las sales o
solvatos farmacéuticamente aceptables de dicho compuesto o tautémero,
en la preparacién de un medicam;nto combinado con un segundo agente
farmacéuticamente activo seleccionado entre aspirina, antagonistas de los
receptores de la angiotensina |l (tales como losartan, candesartan,
teimisartan, valsartan, irbesartan y eprosartan), bloqueadores de los
canales de calcio (tal como amlodipina), bloqueadores beta (es decir,
antagonistas de los receptores adrenérgicos beta tales como sotalol,
proporanolol, timolol, antenolcl, carvedilol y metoprolol), CI1027,

antagonistas de los receptores CCRS5, imidazolinas, sGCa (activadores

solubles de la guanilatociclasa), agentes antihipertensivos, diuréticos (tales
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como hidroclorotiazida, torsemida, clorotiazida, clortalidona y amiloride),
antagonistas adrenérgicos alfa (tal como doxazosina), inhibidores de la
ACE (enzima conversora de la angiotensina) (tales como quinapril,
enalapril, ramipril y lisinopril), antagonistas de los receptores de aldosterona
(tales como eplerenona y espironolactona), inhibidores de la endopeptidasa
neutra, agentes antidiabéticos (tales como insulina, sulfonilureas (tales
como gliburida, glipizida y glimepinda), glitazonas (tales como rosiglitazona
y pioglitazona) y metformina), agentes reductores de colesterol (tales como
atorvastatina, pravastatina, Jlovastatina, simvastatina, clofibrato y
rosuvastatina), y ligandos alfa-2-delta (tales como gabapentina,
pregabalina, 4cido [(1R,5R,68)-6-(aminometil)biciclo[3.2.0]hept-6-ilJacético,
3-1-aminometilciclohexilmetil)-4H-[1,2,4]Joxadiazol-5-ona, C-1-(1H-tetrazol-
5-ilmetil)cicloheptiljmetilamina, acido (35,48)-(1-aminometil-3,4-
dimetilciclopentil)acético, acido (1a,3a,5a)-(3-aminometilbiciclo[3.2.0]hept-3-
ilacético, acido (3S5,5R)-3-aminometil-5-metiloctanoico, acido (3S,5R)-3-
amino-5-metilheptanoico, acido (3S,5R)-3-amino-5-metilnonanocico y acido
(3S,5R)-3-amino-5-metiloctanoico), para el tratamiento de una enfermedad
o afeccién donde la inhibicién de la PDES se sabe, o se puede mostrar, que

produce un efecto beneficioso.
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68. Uso de acuerdo con la reivindicacion 67 de un compuesto de férmula (I)

como se reivindica en una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 55, o un
tautémero del mismo, o las sales o solvatos farmacéuticamente aceptables
de dicho compuesto o tautémern, en la preparaciébn de un medicamento
combinado con un segundo agente farmacéuticamente activo seleccionado
entre aspirina, antagonistas de los receptores de la angiotensina Il (tales
como losartan, candesartan, telmisartan, valsartan, irbesartan vy
eprosartan), bloqueadores de los canales de calcio (tal como amlodipina),
bloqueadores beta (es decir, antagonistas de los receptores adrenérgicos
beta tales como sotalol, proporanolol, timolol, antenolol, carvedilol y
metoprolol), CI1027, antagonistas de los receptores CCRS5, imidazolinas,
sGCa (activadores solubles de Ila guanilatociclasa), agentes
antihipertensivos, diuréticos (tales como hidroclorotiazida, torsemida,
clorotiazida, clortalidona y amiloride), antagonistas adrenérgicos alfa (tal
como doxazosina), inhibidores de la ACE (enzima conversora de la
angiotensina) (tales como quinapril, enalapril, ramipril y lisinopril),
antagonistas de los receptores de aldosterona (tales como eplerenona y
espironolactona), inhibidores de l|a endopeptidasa neutra, agentes
antidiabéticos (tales como insulina, sulfonillureas (tales como gliburida,

glipizida y glimepinda), glitazonas (tales como rosiglitazona y pioglitazona) y
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metformina), agentes reductores de colesterol (tales como atorvastatina,
pravastatina, lovastatina, simvastatina, clofibrato y rosuvastatina), y
ligandos alfa-2-delta (tales como gabapentina, pregabalina, &cido
[(1R,5R,6S)-6-(aminometil)biciclo[3.2.0]hept-8-ilJacético, 3-1-
aminometilciclohexilmetil)-4H-[1,2 4]oxadiazol-5-ona,  C-[1-{1H-tetrazol-5-
iimetil)cicloheptiljmetilamina, acido (3S,4S)-(1-aminometil-3,4-
dimetilciclopentil)acético, acido (1a,3a,5a)-(3-(aminometil)biciclo[3.2.0]hept-
3-lyacético, acido (3S,5R)-3-aminometil-5-metiloctanoico, acido (3S,5R)-3-
amino-5-metilheptanoico, acido (3S,5R)-3-amino-5-metilnonanoico y acido
(3S,5R)-3-amino-5-metiloctanoico), para el tratamiento de una enfermedad
o afeccibn seleccionada entre hipertensién (incluyendo hipertension
esencial, hipertension pulmonar, hipertensiobn secundaria, hipertensién
sistdlica aislada, hipertensidn asociada a diabetes, hipertension asociada a
aterosclerosis e hipertensién renovascular), insuficiencia cardiaca
congestiva, angina (incluyendo angina estable, inestable y variantes
(Prinzmetal)), accidente cerebrovascular, enfermedad de las artenas
coronarias, insuficiencia cardiaca congestiva, afecciones de la reduccion de
la abertura de los vasos sanguineos, (tal como angioplastia coronaria post-
percutanea), enfermedad vascular perférica, aterosclerosis, tolerancia

inducida por nitratos, tolerancia a nitratos, diabetes, tolerancia a la glucosa
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alterada, sindrome metabdlico, obesidad, disfuncién sexual (incluyendo
trastomo eréctil masculino, impotencia, trastorno de la excitacion sexual
femenina, disfuncidn del clitoris, trastorno del deseo sexual hipoactivo
femenino, trastorno de dolor sexual femenino, disfuncién orgasmica sexual
femenina y disfuncién sexual debida a lesién de la médula espinal), parto
prematuro, pre-eclampsia, dismenorrea, sindrome ovarico poliquistico,
hiperplasia prostatica benigna, obstruccion de la salida de la vejiga,
incontinencia, enfermedad pulmonar obstructiva crénica, insuficiencia
respiratoria aguda, bronquitis, asma cronico, asma alérgico, rinitis alérgica,
trastornos de motilidad del intestino, (incluyendo sindrome del intestino
iritable), sindrome de Kawasaki, esclerosis multiple, enfermedad de
Alzheimer, psoriasis, necrosis cutanea, cicatrizacién, fibrosis, dolor
(particularmente dolor neuropatico), cancer, metastasis, calvicie, eséfago de

nutcraker (peristaltismo sintomaético), fisura anal y hemorroides.

69. Un compuesto de férmula (l11)
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R'o,c-Y

(1)
en la que R, R% R® e Y son como se han definido en Ia reivindicacién 1 y R*es

alquilo C; - Cg 0 bencilo.

5 70. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 70 de férmula (I1I°)

1
" RLF

(i)

71.Un compuesto de férmula (V)

10

Pdagina 36 de 40



1

734

V)
en la que R® e Y son como se han definido en la revindicacion 1 y R* es alquilo

C1 - Cs 0 bencilo

5 72. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 71 de formula (V&)

(ve)

73. Un compuesto de acuerdo con la reivindicaciéon 1 que es acido 1-(2-
etoxietil)-5-(metil(propil)Jamino)-7-(4- metilpiridin-2-ilamino)-1H-pirazolo[4,3-
10 d]pirimidina-3-carboxilico, un tautomero del mismo ¢ wuna sal

farmacéuticamente aceptable de dicho compuesto 6 tautomero.
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74. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1 que es 3-(1-(2-etoxietil)-
5-(etil(metiljamino)-7-(4- metilpiridin-2-ilamino)-1H-pirazolof4,3-d]pirimidin-3-
i)-1,2,4-oxadiazol-5(2H)-ona, un tautomero del mismo 6 una sal

farmacéuticamente aceptable de dicho compuesto 6 tautomero.

75. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1 que es acido 1-(2-
etoxietil)-7-(4-fluoro-3-metilfenilamino)-5-(isopropil(metilamino)-1H-
pirazolo[4,3-d]pirimidina-3-carboxilico; un tautomero del mismo 6 una sal

farmacéuticamente aceptable de dicho compuesto 6 tautomero.

76. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1 que es acido 1-(2-
etoxietil)-5-(N-isopropil-N-metilamino)-7-(4-metilpiridin-2-ilamino)-1H-
pirazolo[4,3-d]pirimidina-3-carboxilico; un tautomero del mismo 6 una sal

farmacéuticamente aceptable de dicho compuesto 6 tautomero.

77. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1 que es N-[1-(2-etoxietil)-
5-(N-isopropil-N-  metilamino)-7-(4-metilpiridin-2-ilamino)-1H-pirazolo[4,3-
d]pirimidina-3- carboniljmetanosulfonamida; un tautomero del mismo 6 una

sal farmacéuticamente aceptable de dicho compuesto 6 tautomero.
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78. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1 que es 1 N-[1-(2-
etoxietil)-5-(N-etil-N-metilamino)-7-(4-metilpiridin-2-ilamino)-1H-pirazolo[4,3-
d]pirimidina-3-carbonillmetanosulfonamida; un tautomero del mismo 6 una

sal farmacéuticamente aceptable de dicho compuesto 6 tautomero.

79. Una composicion farmacéutica que comprende un acido 1-(2-etoxietil)-5-
(metil(propil)amino)-7-(4-metilpiridin-2-ilamino)-1H-pirazolo[4,3-d]pinmidina-
3-carboxilico; un tautomero del mismo o una sal 6 solvato
farmaceuticamente aceptable de dicho compuesto o tautomero; y un

vehiculo diluyente farmaceuticamente aceptable.

80. Una composicion farmacéutica que comprende 3-(1 -(2-etoxietil)-5-
(etii{metil)amino)-7-(4-metilpiridin-2-ilamino)-1H-pirazolo[4,3-d]pirimidin-3-1l)-
1,2,4-oxadiazol-5(2H)-ona; un tautomero del mismo o una sal 6 solvato
farmaceuticamente aceptable de dicho compuesto o tautomero; y un

vehiculo diluyente farmaceuticamente aceptable.
81. Una composicion farmacéutica que comprende un acido de 1-(2-etoxietil)-

7-(4-fluoro-3-metilfenilamino)-5-(isopropil(metil)Jamino)-1H-pirazolo[4,3-

dJpirimidina-3-carboxilico; un tautomero del mismo o una sal 6 solvato
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farmaceuticamente aceptable de dicho compuesto o tautomero; y un

vehiculo diluyente farmaceuticamente aceptable.

82. Una composicion fammacéutica que comprende un acido de 1-(2-etoxietil)-

5 5-(N-isopropil-N-metilamino)-7-(4-metilpiridin-2-ilamino)-1H-pirazolo[4,3-
dpirimidina-3-carboxilico; un tautomero del mismo o una sal 6 solvato
farmaceuticamente aceptable de dicho compuesto o tautomero; y un

vehiculo diluyente farmaceuticamente aceptable.

10 83. Una composicion farmacéutica que comprende N-[1 -(2-etoxietil)-5-(N-
isopropil-N-metilamino)-7-(4-metilpiridin-2-ilamino)-1H-pirazolo[4, 3-
dlprrimidina-3- carbonilo]metanosulfonamida; un tautomero del mismo o
una sal 6 solvato famaceuticamente aceptable de dicho compuesto o

tautomero; y un vehiculo diluyente farmaceuticamente aceptable.

16
84. Una composicion farmacéutica que comprende N-[1 -(2-etoxietil)-5-(N-etil-
N-metilamino)7-(4-metilpiridin-2-ilamino)-1H-pirazolo[4,3-d]pirimidina-3-
carbonillmetanosulfonamida; un tautomero del mismo o una sal 6 solvato
farmaceuticamente aceptable de dicho compuesto o tautomero; y un
20 vehiculo diluyente farmaceuticamente aceptable.
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