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[x] patedite de Invencion
Patente de Modelo de Utilidad
Reglstro de Disefio Industrial
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Un compuesto representado por la Férmula Estructural (A):
I
i
I
1

1y

|| j (A),
ouna salf farmacéuticamente aceptable del mismo. donde:
X i!‘s"e selecciona entre hidrégeno, alquilo (C4-C7), carbaciclilo, arilo y
heteroarilo;
|| se selecciona entre hidrogeno, alquilo (C4-Cy), carbociclilo, -
alquilen ' (C1-C4)-N(R*)(R®), -alquilen (C1-C4)-N(R")-C(O)- IC(R®)R®)Jos-
N(RA)(RB)" -CH=N-OR*, -N(RY)(R®), -N(R")-C(O)-[C(R°)(R¥)}1+-N(R*)(R®), -
N(RF)- C(O) NRMRB),  -N(RF)-C(O)-alquilo  (C+-Ce),  -N(R")-C(O)-
heteromchlo -N(RF)-C(O)-heteroarilo, -N(RF)-C(O)-carbociclilo, -N(R")-C(O)-
arilo, -N(\RF) S(O)m-alquilen (C-C4)-N(R¥)(R®), -N(R")-S(O)m-alquilen (Ci-
Ca)- carbomclllo y - -N(RF)-S(O)m-alquilen (C4-C4)-arilo donde:
al "menos uno de X e Y no es hidrégeno;
cgga R* y R® se selecciona independientemente entre hidrégeno,
alquilo (C4-C7), -O-alquilo (C4-Cy), -alquilen (Co-Cg)-carbociclilo, -alquilen
(Co-Ce)- |!a"rilo -alquilen (Co-Ce)-heterociclilo, -alquilen (Co-Ce)-heteroarilo, -
anU|Ienl(C1 -Cg)-O-carbociclilo, -alquilen (C4-Cg)-O-arilo, -alquilen (C4-Ce)-O-
heteromclllo -alquilen (C1-Ce)-O-heteroarilo, -S(O)m-alquilo (C+-Cs), -alquilen
(Co-C4):S(O)m-carbociclilo, -alquilen (Co-Ca)-S(O)m-arilo, -alquilen (Co-Ca)-
S(O)m- heteromchlo y -alquilen (Co-C4)-S(O)m-heteroarilo; o
RA y R® tomados junto con el atomo de nitrégeno al que estan unidos
formanH un heterociclilo o heteroarilo, donde el heterociclo o heteroarilo
comprende opcionalmente de 1 a 4 heterodtomos adicionales
selecc:onados independientemente entre N, Sy O;
cada RO y cada RE se selecciona independientemente entre
hldrogelno alquilo (C4-Cs), carbociclilo, arilo, heterociclilo, heteroarilo, o un
resto de cadena lateral de aminoacidos naturales, o
RD y RF tomados junto con el atomo de carbono al que estan unidos
forman un carbociclilo de 3-7 miembros, o un heterociclilo de 4-7 miembros,
donde el heterociclilo formado por RP y RE comprende opcionaimente de
uno a‘ dos heteroatomos adicionales seleccionados independientemente

I
Iy

[
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entre N, Sy 0;

‘Fs.e selecciona entre hidrégeno, alquilo (C4-C7), carbociclilo, arilo y

heteroan_flo, y

m{[ | es 102, donde:

cada carbociclilo, arilo, heterociclilo o heteroarilo estd opcional e
|ndepend|entemente sustituido con uno o mas sustituyentes seleccionados
mdependlentemente entre halo, alquilo (C4-C4), -OH, =0, -O-alquilo (C+4-Ca),
-alquil (C1-C4) -O-alquilo (C4-C4), -alquilo (C4-C4) halo- sustituido, -O-alquilo
(C1-Ca) i halo sustituido, -C(O)-alquilo (C4-C4), -C(O)-(alquilo (C4-Ca) fluoro-
sustltuu:i"cﬂ)) -S(O)m-alquilo (C4-Ca), N(RG)(RG) y CN;
cada alquilo del grupo representado por R RB RP y RE esta
opCIonaIlle independientemente sustituido con uno o mas sustituyentes
seIeCCIonados independientemente entre halo, alquilo (C+- C4), -OH, -O-
alquilo ‘1(01 C;), -alquil (C4-C4)-O-alquilo (C4-Cs), -alquilo (C4-C4) fluoro-
sustltwdo -S(0)m-alquilo (C1-Ca), y -N(R®)(R®), donde

cy:ada R® es hidrégeno o alquilo (C4-C4), donde cada alquilo del grupo
representado por RC esta opcional e independientemente sustituido con uno
0 mas §UStltuyentes seleccionados independientemente entre el grupo entre
-alquno }(C1 -C.), ticloalquilo (C3-Cg), halo, -OH, -O-alquilo (C4-Cy4), y alquil

(Cq- C4)‘ O-alquilo (C4-C4) con la condicién de que el compuesto no sea
“l H,c\u/cu,

Qe

IJ ll

NH,

I
Un:compuesto de la reivindicacién 1, donde

ll X se selecciona entre hidrogeno, metilo, etilo y fenilo; e Y se
selﬁccmna entre hidrogeno, -(alquilo C4-Ca), -alquilen (C1-Ca)-N(R)(R®), -
alquﬂen (C1-C4)-NH-C(O)-{CH2lo--N(RM(R®), -N(RM)(R®), -NH-C(O)-
carbomclllo -NH-C(0)-arilo, -NH-C(O)-heterociclilo, -NH-C(O)- -heteroarilo,
-NH C(O)-N(RY(RY), -N(RF)-C(0)-CH-N(R(RP), -NH-C(O)-C(RP)(RF)-
N(RA)(RB) y -NH-S(O)m-alquilen (C1-Ca)-N(R)(R®);

[ " cada R” se selecciona independientemente entre hidrégeno y metilo;

1 RB se selecciona entre hidrégeno, alquilo (C1-C7), -alquilen (Co-Ce)-

1
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carbociclilo, -alquilen (Co-Ce)-arilo, -alquilen (Co-Ce)-heteroarilo, -S(O)m-
alquilo (C1|—"Cs), -alquilen (Cy-C4)-S(O)m-carbaociclilo, -alquilen (Co-Ca)-
S(O)m-ariloﬁ, “—alquilen (Co-C4)-S(O)m-heterociclo y -alquilen (Co-C4)-S(O)m-
heteroarilo; o
R* y R%, cuando estan unidos a un atomo de nitrégeno comdn, se
toman Junto con el atomo de nitrégeno para formar un heterociclo, donde
el heteromclo esta opcionalmente sustituido con =0 y - N(RG)(RG)
RPy R’!| |se toman junto con el atomo de carbono al que estan unidos
para formar un cicloalquilo (C3-C7); y
mes 1 ’c“) 2;
cada Hcarbomchlo arilo, heterociclilo o heteroarilo estd opcional e
independientemente  sustituido con uno o mas sustituyentes
seleccionadt;')‘s independientemente entre halo, alquilo (C4-C4), -alquilo
(C4-Cy4) halo- sustituido -O-alquilo (C1-Ca), y -N(R®)(R®);
cada parte alquilo del grupo representado por Y o R® esta opcional e
mdependlentemente sustituida con uno o mas sustituyentes
seIeccnonados independientemente entre halo, -OH, vy - -N(R®)(R®), donde
R® es h|drogeno o alquilo (C4-C4), y donde cada alquilo del grupo
representado por R® esta opcional e independientemente sustituido con
cicloalquilo (C3 Cs).
1
Un compuesto de la reivindicacion 1, donde
X se se\iécciona entre hidrégeno y metilo; e
Y se selecmona entre -N(R(R®), -N(H)-C(O)-carbociclilo, -N(H)-
C(O)-arilo, N(H) C(O)-heterociclo, y -N(H)-C(O)-heteroarilo;
donde: I
RA es hidrégeno; y
R® se sgleccmna entre alquilo (C4-Cy), y -S(0),-CHj3; o
RAy R|| ;se toman juntos para formar un anillo heterociclico de 4-7
miembros; donde cada carbociclilo, arilo, heteroarilo, o heterociclo esta
opcional e in&épendientemente sustituido con uno o mas sustituyentes
seleccionados piindependientemente entre -CHj, fluoro, y -N(CHa).

Un compuesto de la reivindicacién 1, donde
0 R3 '

o8

"N
H
I

Y es , donde el anillo A representa un heterociclilo de 4-

7 mlemtirlos y R¥ es hidrégeno o alquilo (C+-Ce).

El compuesto (.;1? la reivindicacion 1, donde el compuesto se representa por
1
¥
b



la Férmula Estructural:

arilalquilo
R'yR? tomados junto con el atomo de nitrégeno al que estan unidos
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o una sal farmaceutlcamente aceptable del mismo. donde:
cada uno de R' y R? se selecciona independientemente entre

hidrégeno, anunlo"(C1 -C7), cicloalquil (C5-Cg)-alquilo (C1-Ca), alcoxi (C4-C7)-
alquilo (C1-Cy), mcloalcoxn (C-Ce)-alquilo (C4-Ca), cicloalquilo (C3-Cs), arilo,
(C4-Ca),

(Cs- C4) ariloxialquilo  (C4-C4),  arilticalquilo

I
arilsufinilalquilo (61 C.), arilsulfonilalquilo (C-C4), y -O-alquilo (C4-Cy), 0

forman un heteroarllo monociclico o biciclico, o un heterociclo monociclico,

biciclico puenteado o espirobiciclico, donde el

biciclico fusmnado
VI [
heteroarilo o heteromclo contiene opcionalmente uno o dos heteroatomos

adicionales selétcionados independientemente entre N, Oy S; y

donde cada resto alquilo, cicloalquilo, alcoxi y cicloalcoxi en los

b
grupos representados por R y R? y cada heterociclo representado por

NR'R? tomados conjuntamente estan opcionalmente sustituidos con uno o
mas sustltuyentes seleccionados independientemente entre el grupo que
consiste en ,alquno (C4-C4), halo, -OH, alcoxi (C-C4), alquiltio (C1-Cy),
alqunsulflnllo (C1-C4) alquilsulfonilo (C4-Ca), alcoxi (C4-Ca)-alquilo (C1-Ca), ¥

NRI)R?; ¥

cada resto arilo, ariloxi, ariltio, arilsufinilo y arilsulfonilo en los grupos
representados por R' y R?y cada heteroarilo representado por NR'R?
tomados conjuntamente estan opcionalmente sustituidos con uno o mas
sustltuyentes seleccionados independientemente entre el grupo que
consiste en alquilo (C4-C4), halo, -OH, alcoxi (C1-Cs4), -S-alquilo (C1-C4), -

S(O)- alquno (C1-C4), -S(O)zalquilo (C1-Ca), alcoxi (C1-Ca)-alquilo (C1-Cy), -
N(R3)(R4)‘ 'CN, haloalquilo (C+4-C4), y haloalcoxi (C1-Ca), ¥

6.

cada uno de R® y R* se selecciona independientemente entre el

grupo que consiste en -H y alquilo (C4-Cy4), donde el alquilo (Cs- -C4)
representado por R? y R* esta opcionalmente sustituido con uno o mas

sustltuye[ntes seleccionados independientemente entre el grupo que
con3|ste en alquilo (C4-C4), halo, -OH, alcoxi (C1-Cs), ¥ alcoxi (C4-C4)-alquilo

(C1'C4)‘” ,}"
El compuesto de la reivindicacion 5, donde el compuesto esta representado

0o
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o una sal farmacéutlcamente aceptable del mismo. donde

10

15 7.
(C4

i
cada uno dée R' y R? se selecciona independientemente entre

hidrégeno, alquilo 'i(b1 C,), cicloalquil (C3-Cs)-alquilo (C4-C4), alcoxi (C+-Cy)

alquilo (C4-Cy4), mcloalcom (C3-Cg)-alquilo (C+-C4), cicloalquilo (C3-Ce), arilo,
(C4-C4),  ariltioalquilo  (C4-Ca),

arilalquilo (C1—C4) ariloxialquilo

arilsufinilalquilo (C1 C.), arilsulfonilalquilo (C4-Ca); 0
R'y R? tomados junto con el atomo de nitrégeno al que estan unidos

K
forman un heteroarllo monociclico o biciclico, o un heterociclo monociclico,
biciclico fusnonado biciclico puenteado o espirobiciclico, donde el
I’ L
heteroarilo o heterociclo contiene opcionalmente uno o dos heteroatomos

adicionales selequonados independientemente entre N, Oy S.

"
vl ,n

El compuesto | ae la reivindicacién 6, donde R' es hidrégeno o un alquilo

-C4) p u
El compuesto‘fde las reivindicaciones 6 o 7, donde R? se selecciona entre

8.
alquilo (C4-Cy), cncloalqun (C3-Ce)-alquilo (C4-C4), alcoxi (C4-Cy)-alquilo (C4-Ca),

20

opcionalmente sustltwdo con

fenilo, fenilalquilo (?1 -Cy), cicloalquilo (C3-Ce) y haloalquilo (C4-C4), donde cada
resto alquilo, alcoxn y cicloalquilo en los grupos representados por R? esta
seleccionados

uno o mas sustituyentes

'
independientemente entre el grupo que consiste en alquilo (C4-Cy4) y halo; y cada
resto fenilo en los 'g"rupos representados por R? esta opcionalmente sustituido con

25

30

35

uno 0 Mas sustitd;}entes seleccionados independientemente entre el grupo que
consiste en alquild!(C4-Cy), halo, alcoxi (C1-Ca), alcoxi (C4-Ca)-alquilo (C1-Ca), -CN,

haloalquilo (C1-C4’f§; y haloalcoxi (C1-Ca).
£
El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 6-8, donde R' se

9.
selecciona entre;hldrogeno metilo y etilo.
El compuesto de la reivindicacion 9, donde R? se selecciona entre el grupo

10.
que COI’ISISte‘ en ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclopropilmetilo,
ciclobutilmetilo, fen||o bencilo, -(CH2)2-O-CHg, -(CH2)3-OCHs, -C(CHs);, -CH(CHs)z,

-CH,C(CHs3)3, -CHZCH(CH3)2, -CH,-CF3, -(CH2)2-CH,F, y -(CH2)nCH3; nes 0, 1, 2,
3, 4, 5 0 6 ,,y donde el grupo fenilo o bencilo representado por R? esta
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opcionalmente  sustituido con uno o mas sustituyentes seleccionados
independientemente entre el grupo que consiste en alquilo (C4-C4), haldgeno,
alcoxi (C1-Cy), aldbxi (C1-Cy4)-alquilo (C4-C4), -CN, haloalquilo (C4-Ca), y haloalcoxi
(C4-Ca). ':_ “

]\I

11 EI compuesto de Ia relvmdlcamon 10, donde R? se selecciona entre
C(CHa)s, -CH(CH3)2, -CH,- CF3, -CHzCH(CH3)2, -CH3 y -CH2CH3

|| i
12. El compuesto de la reivindicacion 6, donde R' y R? tomados junto con el
atomo de nltrogeno al que estan unidos forman un heteroarilo monociclico o
biciclico, o un hete<rOC|cIo monociclico, biciclico fusionado, biciclico puenteado o
espirobiciclico, donde el heteroarilo o heterociclo contiene opcionalmente un
heteroatomo ad|C|pnaI seleccionado entre N, O y S; y el heterociclo esta
opcionalmente sustituido con uno o mas sustituyentes seleccionados
|ndepend|entemenfe entre el grupo que consiste en alquilo (C4-C4), halo, -OH,
alcoxi (C1-Cy), alquntlo (C4-Cy4), alquilsulfinilo (C4-Cy), alquilsulfonilo (C4-Cs4), alcoxi
(C4-Cy)-alquilo (C1 4) y -N(R®)(R%); y el heteroarilo esta opcionalmente sustituido
con uno 0 mas sustltuyentes seleccionados independientemente entre el grupo
que consiste en alqu1|o (C4-C4), halo, -OH, alcoxi (C+4-C,), -S-alquilo (C4-C4), -S(O)-
alquilo (C1-Ca), S((D)zalquno (C1-C4), alcoxi (C1-C4)-alquilo (C1-Ca), N(R®)(R?), -CN,
haloalquilo (C4-Cy),’ y haloalcoxi (C4-Cy).

I
13. El compuest(:) de la reivindicacion 12, donde R' y R? tomados junto con el
atomo de nltrogeno|| al que estan unidos forman un heterociclo seleccionado entre
el grupo que consiste en azetidina, pirrolidina, morfolina, piperidina,
octahidrociclopentaﬁc]pirrol isoindolina, y azabiciclo[3.1.0lhexano, donde el
heterociclo esta opcnonalmente sustituido con uno o mas sustituyentes
seleccionados mdependlentemente entre el grupo que consiste en alquilo (C1-Cy),
halégeno, -OH, alc|ox1 (C1-C4), -S-alquilo (C4-C4), -S(O)-alquilo (C4-Ca), -
S(O)zalquilo (C1-Ca); a|COXI (C4-Cy)-alquilo (C1-Cy), vy - -N(R3(R?.

|| [
14. El compuesto de la reivindicacion 13, donde el heterociclo esta

. N , . . ] . .
opcionalmente sustituido con haldégeno, metoxi, hidroxi, un grupo metoximetilo o
dimetilamino. i! f

|| i

15. EI compuesto de la reivindicacién 6, donde:
a) R’ es metllo y R? es ciclopropilo;
b) R e$uh|drogeno y R? es ciclopropilo;
c) R’ eéi hidrogeno, y R? es ciclobutilo;
| i
b
o
(]
Iy

I
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;d) R' es metilo, y R? es ciclobultilo;
|‘ i e) R' es hidrogeno, y R? es ciclopropilmetilo;
. ) R" es hidrégeno, y R es ciclobutilmetilo;
. g) R" es hidrogeno, y R es bencilo;
lj | h) R es hidrégeno, y R? es metoxipropilo;
I} i) R" es hidrégeno, y R? es metoxietilo;
" ) R" es hidrégeno, y R? es fenilo;
' k) R' es metilo, y R? es t-butilo;
] 1) R" es hidrogeno, y R? es t-butilo:
| m) R’ es hidrégeno, y R? es metilo;
N [| n) R es hidrégeno, y R? es etilo;
o) R' es hidrégeno, y R? es propilo;

}1 | p) R' es hidrégeno, y R? es butilo;
. q) R es hidrégeno, y R? es pentilo;
‘ | r) R' es hidrégeno, y R? es hexilo;
~ s) R es hidrégeno, y R? es heptilo;
I t) R' es metilo, y R? es metilo;
| u) R' es hidrégeno, y R? es isopropilo;
| v) R' es hidrégeno, y R? es 2,2-dimetilpropilo;
" w) R es hidrégeno, y R? es trifluoroetilo;
' x) R" es hidrégeno, y R? es 2-metilpropilo;
?‘ “ y) R es hidrégeno, y R? es 3-fluoropropilo;
.~ z) R' es etilo, y R? es etilo;
| a1) R" es metilo, y R? es metilo;

b1) R' es hidrégeno, y R? es hidrégeno;
e R' es hidrogeno, y R? es ciclopentilo;
d1) R' es metilo, y R? es ciclopentilo; o
’ | e1)'R1 es metilo, y R? es propilo,

o una sal farmacéuticamente aceptable de cualquiera de los anteriores.

16. El ccn)ﬂnpuesto de la reivindicacion 6, donde R' y R? tomados junto con el
atomo de nitrogeno al que estan unidos forman un grupo seleccionado entre:
’ “ a) azetidin-1-ilo;
. b) 3-fluoroazetidin-1-ilo;
|i | ¢) 3-metilazetidin-1-ilo;
.- d) 3-metoxiazetidin-1-ilo;
ﬁ | ) morfolin-4-ilo;
~g) 3-fluoropirrolidin-1-ilo;
h) 3-hidroxipirrolidin-1-ilo;
' i) 3-N,N-dimetilaminopirrolidin-1-ilo;

)



10

15

20

25

30

35

40

[
I\ ]
i
i
[N
I
|'! 5
j) 2-metoximetilpirrolidin-1-ilo;
k) piperidin-1-ilo;

I)h octahidrociclopentalc]pirrol-2-ilo;
[l

rm) isoindolin-2-ilo; y
) 3- azabiciclo[3.1.0]hexan-3-ilo,

o una sal farmageutlcamente aceptable de cualquiera de los anteriores.

17.

18.

N
i

El compuesto de la reivindicacion 6, donde

R} es hidrégeno o un alquilo (C+-Ca); y

Ru| 'se selecciona entre alquilo (C4-C7), cicloalquil (C3-Ce)-alquilo (C4-
C4), alcoxi (C4-C;)-alquilo (C4-C4), fenilo, fenilalquilo (C4-C4), cicloalquilo
(C3-Ce) y\\ haloalquno (C4-C,4), donde cada resto alquilo, alcoxi y cicloalquilo
en los grupos representados por R? esta opcionalmente sustituido con uno
0 mas sust|tuyentes seleccionados independientemente entre el grupo que
consiste gn alquilo (C4-C4) y halo; y cada resto fenilo en los grupos
represent?pos por R? estd opcionalmente sustituido con uno o mas
sustituyen’t‘es seleccionados independientemente entre el grupo que
consiste e\n alquilo (C4-C4), halo, alcoxi (C4-C4), alcoxi (C4-Cs)-alquilo (Cs-
C.), -CN, haloalquno (C4-C,), y haloalcoxi (C1-Cy); 0

R! i/k.R2 tomados junto con el 4tomo de nitrégeno al que estan unidos
forman unn heteroarilo monociclico o biciclico, o un heterociclo monociclico,
biciclico fdsionado biciclico puenteado o espirobiciclico, donde el
heteroarllo"o heterociclo contiene opcionalmente un heteroatomo adicional
selecmonado entre N, O y S; y el heterociclo esta opcionalmente sustituido
con uno o'\ mas sustituyentes seleccionados independientemente entre el
grupo que ﬁconsnste en alquilo (C4-Cy4), halo, -OH, alcoxi (C4-C4), alquiltio
(C1-C4), anunIsqulnllo (C1-C4), alquilsulfonilo (C4-C,4), alcoxi (C4-Cs4)-alquilo
(C1-Ca), vy -N\(R3)(R4), y el heteroarilo esta opcionalmente sustituido con uno
0 mMas sustiiltbyentes seleccionados independientemente entre el grupo que
consiste eni" alquilo (C4-C4), halo, -OH, alcoxi (C4-C4), -S-alquilo (C4-Cy), -
S(O)-alquilo}“; '(C1-C4), -S(O)zalquilo (C4-Ca), alcoxi (C1-Cs)-alquilo (C4-Ca),
N(R?)(R%, -CN, haloalquilo (C-C), y haloalcoxi (C1-Ca).

i

El compuest“a de la reivindicacién 5, donde

R es"hlldrogeno metilo, etilo, metoxi o terc-butoxi;

R? se ,,selecmona entre alquilo (C4-C5), cicloalquil (C3-Cs)-alquilo (C1-
C4), alcoxi (Qi‘_-C7)-anuiIo (C4-Cy), fenilo, cicloalquilo (C3-Cs), y fluoroalquilo
(C1-Cs);0 "

R'y R?ltomados junto con el atomo de nitrégeno al que estan unidos
forman un :%Qillo seleccionado entre pirrolidinilo, morfolinilo, azetidinilo,

0
i
i
i o
i
i| 1
i

i
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piperidinild,u octahidrociclopenta[c]pirrolilo, isoindolinilo, indazolilo,
imidazolilol,npirazolilo, triazolilo, y tetrazolilo, donde el anillo formado por R'
y R? tomados junto con el atomo de nitrégeno al que estan unidos esta
opcionalmente sustituido con fluoro, -OH, -OCHj;, 0 N(CH3)..
Ii N
El compueﬁco de la reivindicacion 6, donde:
R es hidrégeno, metilo, o etilo
R? se selecciona entre metilo, etilo, n-propilo, isopropilo, n-butilo, 2,2-
dimetilprop"illwlo, t-butilo,  isobuitilo, n-pentilo, cicloalquilo  (C4-Cg),
cicloalquilmetilo (C3-Cs), metoxietilo, y 2-fluoroetilo; o
R y{' R? tomados junto con el atomo de nitrégeno al que estan unidos
forman un''anillo seleccionado entre azetidinilo, pirrolidinilo, piperidinilo,
tetrazolilo, U octahidrociclopenta[c]pirrolilo, y donde el anillo formado por R'
y R? tomados junto con el atomo de nitrégeno al que estan unidos esta
opcionalméﬁte sustituido con fluoro.
I
Una comp%’sicién farmacéutica que comprende un vehiculo o diluyente

farmacéuticamente aceptable y un compuesto de una cualquiera de las
reivindicacic?nes 1-19 o una sal del mismo.
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