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51. CLASIFICACION INTERNACIONAL
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FORMULARIO UNICO DE SOLICITUD DE PATENTES

PCT
ENTRADA EN FASE NACIONAI.

_' Teléfono: ax;.
Nombre: GERMAN CUBILLOS MENDOZA IDENTIFICACION
@ bireccisy. ©311@ 17 No. 8 - 49 Torre A, X cc O N
REPRESENTANTE O Oficina 408 Bogota, Colombia Jce 0 oo
APODERADO L iicno: 2432835 Fax: 2848489
Cual
E- mail: nannetti@col.net.co Nomero _ 19.397.479 TP 3E8§-422!_
@ INVENTOR (ES) Nombre: ANEXO A
(72) Direccién: ANEXO B
Nacionalidad o Domicilio: ANEXO C
PCT (86) :
Soficitud Internacional No. PCT /JP2007/069645 Fecha 2007-10-02
Publicacién intemacional No.  W(02008/044667 Fecha 2008-04-17

(®rtoy  INHIBIDOR DE LA ACTIVACION DE STAT3/5

SN CEREIF ,
(33)Pa|s de Ongen ) (32) Fecha ‘(3'1‘)\ Numerode S&icm&-

Prioridad JAPON 2006-10-02 2006-271172

¢ mﬁnman immaoioﬂa! (51}

st [Ono

lnstmoctones para el d'.hgenc'.amxento del presente formulano ver reverso de estd pagina




@ Anexos [X] comprobante de pago por

(Xl Comprobante de pago de la tasa de presentacion de la solicitud. reivindicaciones adicionales (42)
Documento que acredita la existencia y representacion legal cuando el solicitante sea persona juridica.

Poderes, si fuere el caso.

Documento de cesién del inventor al solicitante o a su causante.

Traduccién de la solicitud internacional al castellano (Resumen, descripcion, reivindicaciones, dibujos)

Copia del éxamen preliminar intemacional efectuado por la Autoridad Intemacional de Examen preliminar (IPEA)
Traduccion de examen preliminar internacional efactuado por 1a IPEA

De ser el caso, copia del contrato de acceso.

Da ser et caso, documento que acredite la licencia o autorizacion de uso de conocimientos

tradicionales de las comunidades indigenas.

De ser el caso, certificado de deposito del material biologico

Arte final 12x12.

De ser el caso, informacion sobre ofras solicitudes de patente o titulos obtenidos en el extranjero por el mismo
titular o su causante, relacionadas parcial o totalmente con la invencion de esta solicitud.

De ser el caso, modificaciones efectuadas a la solicitud internacional.

otres Reporte de Busqueda Internacional y su traduccion al casteliano.
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Inventor (es)

1.

2.

10.
1.
12.
13.
14,
15.
16.

17.

Kazuo SEKIGUCHI
Takashi SUZUKI
Yutaka OHBUCHI
Mitsuhiro OKUNO
Naoto OHI

Kenji OHNISHI
Masaaki MOTOYAMA
Kenji YOSHIDA
Takeshi KODAMA
Kazuhisa SUGIYAMA
Seiji AKAMATSU
Kunihiko KIYONO
Yasuo YANAGIHARA
Takashi WATANABE
Kazuhiko HAYASHI
Hideo TANAKA

Takumi SUMIDA

ANEXO A
NOMBRE DE LOS INVENTORES

0n3



10.
1.
12.
13.
14.
15.
16.

17.

ANEXO B

DIRECCION DE LOS INVENTORES

111, Karasaki 1-chome, Otsu-shi, Shiga, Japén.
11-1, Karasaki 1-chome, Otsu-shi, Shiga, Japon.
11-1, Karasaki 1-chome, Otsu-shi, Shiga, Japén.
11-1, Karasaki 1-chome, Otsu-shi, Shiga, Japén.
11-1, Karasaki 1-chome, Otsu-shi, Shiga, Japon.
11-1, Karasaki 1-chome, Otsu-shi, Shiga, Japon.
11-1, Karasaki 1-chome, Otsu-shi, Shiga, Japén.
11-1, Karasaki 1-chome, Otsu-shi, Shiga, Japon.
11-1, Karasaki 1-chome, Otsu-shi, Shiga, Japon.
11-1, Karasaki 1-chome, Otsu-shi, Shiga, Jap6n.
11-1, Karasaki 1-chome, Otsu-shi, Shiga, Japon.
11-1, Karasaki 1-chome, Otsu-shi, Shiga, Japén.
11-1, Karasaki 1-chome, Otsu-shi, Shiga, Japén.
11-1, Karasaki 1-chome, Otsu-shi, Shiga, Japén.
11-1, Karasaki 1-chome, Otsu-shi, Shiga, Japén.
11-1, Karasaki 1-chome, Otsu-shi, Shiga, Japoén.

11-1, Karasaki 1-chome, Otsu-shi, Shiga, Japén.
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10.
11.
12.
13.
14.
15.
16.

17.

Otsu, Japon.
Otsu, Japon.
Otsu, Japoén.
Otsu, Japon.
Otsu, Japon.
Otsu, Japon.
Otsu, Japon.
Otsu, Japon.
Otsu, Japon.
Otsu, Japon.
Otsu, Japon.
Otsu, Japon.
Otsu, Japon.
Otsu, Japon.
Otsu, Japén.
Otsu, Japon.

Otsu, Japon.

ANEXO C

DOMICILIO DE LOS INVENTORES

0035
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RELIBO GFICIAL DE ©AJA @ 09 - 1h,952
FECHA ¢ RARLE 3 BE Z00%

iy CONSIGHACION MIN

DEPOSITANTE T1P0 PABGO HARCH CUEN{A No. PaGo FECHA full vr. PAGL
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INHIBIDOR DE LA ACTIVACION DE STAT3/5.

e
SUPERINTENDENGIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO

No. 09-032181- -00000-0000 ‘
Fecha 2009-03-30 10.58 03 Dep 2020 NUECREACION!
T?ac. 'id‘l PATENTEIYU Eve 378 FASENACIONALI
Act 411 PRESENTACICN Falios' 315

SUPERINTENDENCLA DE INDUSTRIA Y CORERUID o

NIT @ B00176089-2

'_ RECLEU DFICTAL DE CAdA : 0% - 18,983
FECHR ¢ RARED 3§ DE 200%

il COHSLIGENACTION ®iniy

DEPGSLTARTE TIP0 PABO BANCU CUENT# No. PaGl FECHR PO yr. PRE0

FERNARDD NANRETT] CONSIBNACIGN  BANED DE BUBOTR 042754387 98749900 0370372009 1,399,000.00

it C 0 N C B F T O rig

CANT. KENTISIILD CONCERTD TOTAL CONCEPTO
42 50005-01-01 SOLICITUBES Pi5 REIVINDLCACION UNITARIA ADICIUNAL 1,050,000.00
TUTAL : s 1,050,000,00

‘l: UN miLedN CIWCUENTA ®iL PESOS

© RESPONSABLE :

RECIBD OF CAJA APLICADD AL EXPEDIENTE No.




nnsg

" En Espafiol aparece la certificacion de la EMBAJADA DE

COLOMBIA en Tokio — Japon, de fecha 1 de mayo de 2003 ,

donde se certifica que la compania OTSUKA PHARMACEUTICAL CO.,
LTD. esta conformada de acuerdo a las leyes Japonesas y que se tuvo a lﬁ
vista el documento original traducido al espaiiol ., ademas que el objeto
soctal de la mencionada compaiiia se encuentra descrito en el certificado
que también se tuvo a la vista y hace la atestacion de la conformacion de la
Junta Directiva

Firma SERGIO SUAREZ ROA como Primer Secretario Encargado de

- '
Funciones Consulares . .

El Jefe de la Division de legalizaciones del Ministerio de Rélaciones

Wi
et

- ) . . - -’ ‘J'v.; .
Exteriores de Colombia certifica que la firma del Primer Seécretario

Encargado de Las Funciones Consulares en Tokio , Sr. SERGL
ROA es la registrada y que este funcionario se encontraba

- - . . . AN
desempefiando esas funciones para la época de la certifigacid

AN NEY
Gt
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CORRESPONDE A LA LEGALIZACION No. 215489
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DECLARACION

Yo , Katsuhisa MEREN | de No. 1359-5-1-511 . Yonamoto , Yachiyo-shi,
Chiba-Ken . Japon , hago solemne y sinceramente esta declaracion que

yo entiendo perfectamente las lenguas Japonesa € Inglesa y que ¢l
documento anexo en version espanola es una traduccion parcial , verdadera
y completamente fiel , hecha por mi al undécimo (11) dia de abril de 2003 ,

del documento anexo .

la misma verdadera .

Aparece firma ilegible

Katsuhisa MEREN

CERTIFICADO NOTARIAL

Registro No. 372 de 2003 suscrito y afirmado ante mi al undécimo (11) dia

de abril de 2003

Lws Ferngndo
. Ator ;
Ofticial Interpyeter

. ) Transtay,r
Resolution 197 D

Ministry of Jusioe,
1hy: h



MASAKAZU WATANABE
Notario ., adjunto a la Oficina de Asuntos Legales de Tokio
No. 1 — 10, Nihombashi , Kabuto — cho

Chuo — ku , Tokio . Japon .

Aparece sello ovalado hiimedo

Oficina de Asuntos Legales de Tokio
Oficina del Notario
No. I — 10, Nihombashi , Kabutos

Chuo — ku , Tokio . Japon .
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Resolution 1029 Mindstry ot Justece
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EMBAJADA DE COLOMBIA

SECCION CONSULAR
TOKiIO, JAFON

No. 19/2003
Tokio, 1 de mayo de 2003

" El Suscrito Encargado de las Funciones Consulares en ta Embajada de Colombia en
Tokio,

CERTIFICA

e Que la compania OTSUKA PHARMACEUTICAL CO., LTD,, esta constituida
de acuerdo con las leyes japonesas, desde el 10 de agosto de 1964, ytiene su
sede principal en la ciudad de Tokio — Japén, segun consta en la certificacién
de inscripcién y reglstro de la Oficina de Asuntos Legales de Tokio, numero de
registro de personeria juridica 0199-01-012986, documento cuyo original y
traduccion al espafiol tuvo a la vista.

e Que el objeto social de la compafiia OTSUKA PHARMACEUTICAL CO., LTD.,

' se encuentra descrito en el certificado de inscripcion y registro anexo a la
presente.

« Que la junta directiva de la comparia OTSUKA PHARMACEUTICAL CO.,
LTD., esta constituida por las siguientes personas: YUJIRO OTSUKA, en
calidad de Director; ICHIRO OTSUKA, en calidad de Director;, TATSUO
HIGUCHI, en calidad de director; YUKIO KOBAYASHI, en calidad de Director;
AKIHIKO OTSUKA, en calidad de Director; TETSUO ARASHI, en calidad de
Director; NAKAIMA OKABAYASHI, en calidad de Director; HIROMI
YOSHIKAWA, en calidad de Director, TADASU TOBA, en calidad de Director,
TATSUO HIGUCHI, en calidad de Director Representante; NAKAIMA
OKABAYASHI, en calidad de Director Representativo; MASA 8 KATO, en
calidad de Auditor; ISAQO OTSUKA en calidad de Auditor, T¢9F. -
en calidad de Auditor.

'»

Primer Secretario
Encargado de Funciones Consulares

Fondo Rotatorio: US$ 100.00
Impuesto de Timbre: US$ 8.o0
Total Derechos Cancelados: US$ 108.00

n
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DECLARATTION

I, Katsuhisa MEREN of No.1359-5-1-511, Yonamoto,
Yachiyo-shi, Chiba-ken, Japan, do solemnly and sincerely
declare that I well understand the Japanese language and
Spanish language and that the attached Spanish version
is partial, true and faithful translation made by me

this 1lth day of april, 2003 of the attached document.

And I made this solemn declaration conscientiously

believing the same to be true.

/-—1_—\*:/7,//’27";_{/‘,/\ & <

Katsuhisa MERENZ:;

. 4y =
Registration No. 372
Subscribed and affirmed b¥fore me,

7 Voovn Lsat Reras SHREL
'L“_——_”-— u_:'-."::-—?—»\ A e Tanl
CNOYTARY OFFICE
T T S LARITIA
S L TORY U AL

~

on this 11th day of April, 2003.

Wosskag Wolnmade—

hdasakazu'VAQanébe‘

Notary

No.l-10, Nihombashi Kabuto-cho,
Chuo-ku, Tokyo, Japan
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Certificado de todos asuntos actuales

Otsuka Pharmaceutical Co.. Ltd.

2-9, Kanda-Tsukasacho, Chiyoda-ku, Tokio, Japon
Numero de corporacidn, etc. 0199-01-012986

Razodn social

Otsuka Pharmaceutical Co.. Ltd.

Oficina principal

2-9, Kanda-Tsukasacho, Chiyoda-ku, Tokio, Japon

Meétodo de anuncio
oficial

publicar en el boletin official

Fecha de fundacion
de la corporacidn

10 de agosto de 1964

Objetos

1. Produccién, venta, exportacion ¢ importacién de productos
tarmacéuticos, productos farmacéuticos para animales, cuasi-
drogas, examen clinico, equipo médico, insecticida abncoh
cosmélicos, bebida alcohdlica. praductos alimenticios, y
articulos de uso diario y en general

2. Todos los negocios relacionados a los negoscios arriba
mencionados

Numero total de las
acciones que se
emiten

48,600,000

Numero total,
clases y respectivos
numeros de de las
acciones emitidas

Numero total de las acciones emitidas: 12.000.000

Capital

6,000,000,000 yenes

Estipulacion sobre

la restriccion de la

transferencia de las
acciones

La transferencia de las acciones requiere la aprovacion de la
junta directiva,

Asuntos sobre
directores

Director  Yujiro Otsuka Registrado
29 de junio de 2001
Director  lchiro Otsuka Registrado

29 de junio de 2001

Director #Régfstradd

29 de junio de 2001

Director




2
-

Fei Director

- Akihiko Otsuka

Registrado
29 de junio de 2001
Director ~ Tetsuo Arashi R'egistrado ‘
29 de junio de 2001
Director ~ Nakaima Okabayashi Régistradg
29 de junio de 2001
Director  Hiromi Yoshikawa Regiétrad_d '
29 de junio de 2001
Director  Tadasu Toba Reglstrado N ‘

29 de junio de 2001

Va omitido lo demas.

total rigistrado en el rigistro y valido actualmente.

14 de enero de 2003

Director Representativo  Tatsuo Higuchi Regiéffédb
29 de junio de 2001
Director Representativo Registrado
Nakaima Okabayashi 29 de junio de 2001
Auditor  Masahiko Kato Registrado
29 de junio de 2001
Auditor  [sao Otsuka Regisa'ado
29 de junio de 2001
| Auditor wgistrado,
229 djunio de 2001

SIS
: '_\Jo/
R
PR

Sadatoshi Kataoka
Oficial encargado del registro
Oficina De Asuntos Legales De

Tokio
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Masdkazu Watanabe
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FaE¥ail,. TREBRRTRAYFAOB L CHELVLOTHLY, o, FOMMIE,
HEOHLODTHLZ ELZIHT S,

FW1S5E 4 A 41 A

oW oBE BB R T 4 % BH
APOSTILLE

(Convention de La Haye du 5 octobre 19

1. Country: JAPAN

This public document

[ &)

. has been signed by Masakazu Watanabe
. acting in the capacity of Notary of the Tokyo Legal Affairs Bureau

=W

bears the seal/stamp of

Certified
at Tokyo 6. A1 2003
by the Ministry of Foreign Affairs

03- N2Q12631
Seal/stamp: 10. Signature

® »® 2o

Shinichid H;‘.Ciﬂ‘\//\R/\
For the Minister for Foreign Affairs
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APOSTILLE
{ Convencion de la .Haya del 5 de octubre de 1961 )
Pais . JAPON
Este documento piiblico
ha sido firmado por
Masakazu Watanabe
actuando en calidad de Notario de la Oficina de Asuntos
Legales de Tokio
lleva el sello / estampador de
CERTIFICADO W e
en Tokio

abril 11 de 2003

Por El Ministro de Relaciones Exteriores
03 - No. 012631
Sello / estampador

Firma

Aparece firma ilegible
Shinichi HAGIWARA

Por el Ministerio de Relaciones Exteriores
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INHIBIDOR DE LA ACTIVACION DE STAT3/5

Descripcidén de la Invencioén

La presente invencidn se refiere a un inhibidor de
la activacidén de STAT3/5,.

Una familia de proteinas de transductores de
seflales y activadores de transcripcidn (STAT, por sus siglas
en inglés) es una de una proteina de enlace al ADN y juega un
papel en la transmisidn de informacidén y la activacidn de
transcripcidén. En la actualidad, se sabe que la familia de
STAT tiene 6 diferentes miembros (STAT 1, STAT 2, STAT 3,
STAT 4, STAT 5 Y STAT 6) y diversas iso-formas (STAT
la, STAT 1P, STAT 3a, STAT 3§, STAT 5a y STAT 5b). La
actividad de STAT es regulada por medio de la
estimulacidén de diversas citocinas y mitdgeno. Cuando
una citocina se enlaza a sus receptores, se activa la
proteina tirosina cinasa Janus ({(JAK) que esta asociada
con los receptores.

El STAT 3 tiene un dominio de SH2 (homologia al
dominio 2 de la proteina src) que es capaz de reconocer la
estructura.\de una tirosina fosforilaéa especificamente. Se
considera que el STAT 3 reconoce especificamente la tifosina
fosforilada dentro de una regidén de células gpl30 y es
transportado en gp 130 y la tirosina es fosforilada por JAK.

El STAT 3 que tienen tirosina fosforilada forma un dimero de

4

¢
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STAT 3 (homodimero) por via de su Hominio de SHZ o un dimero
(heterodimero) de STAT 3 y STAT1, el cual entra en un nucleo
y reconoce una secuencia de ADN especifica y se.enlaza a
ésta. De este modo, se sabe que el STAT3 .regula 1la
transcripcidén de mu;hos genes.

Estos papeles in-vivo de STAT3/5 se reportan en
varios documentos.

Por ejemplo, el Documento gque no es Patente 1
describe las relaciones entre la activacién de las vias de
seflalizacién de STAT 3 e IL-6 y entre IL-6 y enfermedades
crénicas tales como la enfermedad de Alzheimer, reumatismo,
enfermedad de Crohn y anemia y una enfermedad asociada con el
cancer tal como caguexia.

Ademéas, el Documento que no es Patente 2 describe
la relacidén entre la activacién de STAT 3 y el Virus de
Hepatitis C, el Documento gque no es Patente 3 describe la
relacién entre la activacién de STAT 3 y psoriasis,
individualmente. Ademads, el Documento que no es Patente 2
establece las relaciones entre el STAT 3 y una enfermedad
inflamatoria y una enfermedad autoinmunitaria y el Documento
que no es Patente 4 establece 1las relaciones entre la
activacidén de STAT 3 y la obesidad, diabetes, infertilidad vy
desregulaciodn térmica, etcétera, individualmente. Los
Documentos que no son Patente 5 y 6, etcétera describen que

el STATS es un factor critico en la activacidén de MC

0
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(mastocitos) inducida por | IgE y enfermedades
inflamatorias y autoinmunes y describen los papeles
de STATS en alergias, inflamaciones,
hiperprolactinemia y tumores malignos.

Por otra parte, se sabe que un compuesto aromatico
gue tiene una accién inhibitoria de la produccidén de colageno
esta presente (Documento de Patente 1). Sin embargo, todavia
no se ha sabido que el compuesto aromatico descrito en el
Documento de Patente 1 tiene- una accién inhibitoria de 1la
activacién de STAT3/5.

[Documento de Patente 1] W02006/014012

[Documento de Patente 2] US2001/0029250

[Documentc que no es Patente 1] J. Gerontology:; MEDICAL
SCIENCES 2006, Vol.61A, No.6, 575-584

[Documento que no es Patente 2] J. Exp. Med. Vo0l.196, No.5,

2002, 641-653

[Documente gue no es Patente 3] Nature Medicine Vol.1ll, No.l

’

2005, 43-49

[Documento gque no es Patente 4] PNAS 30 de Marzo de 2004,

vol.101, no. 13, 4661-4666

[Documentg que no es Patente 5] J. Immunclogy, 2006, 177:

3421-3426,

[Documento gue no es Patente 6] Ann. Rheum. Dis. 2004; 63:

67-71.

Un objetivo de la presente invencidn es
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proporcionar un inhibidor de la activacién de STAT3/5.

Los presentes inventores estudiaron repetldamente
un compuesto aromatico descrito en el Documento de Patente 1.
Como resultado, descubrieron que el compuesto tiene una
accién inhibiteoria de la activacién de STAT3/S. La presente
invencidén se ha logrado con base en este descubrimiento.

Por lo tanto, la presente invencidn proporciona

inhibidores de la activacién de STAT3/5 representados por los
siguientes articulcs A a C.
Articulo A: Un inhibidor de 1la activacidén de STAT3/5 que
contiene un compuesto aromatico (mads adelante referido
algunas veces simplemente como un compuesto aromatico (1))
representado por la fdérmula general o una sal del mismo como
un ingrediente activo:

[Formula 1)

R! ’//ﬁ
« YA (1)

en donde X; representa un atomo de nitrégeno o un grupo -CH=,
R, representa un grupo -Z-RS,

Z representa un grupo -N(R®) -B-, un grupo -B-N(R®)-, un grupo
—-Bp-C-, un grupo

[Férmula 2]

— o
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un grupo -CO-, un grupo-CH(OH)-, un grupo -N(R®®)-CO-N-(R*®)-,
un grupo -N=CH-, un grupo —N(Rma)—SQZ—(Bxa)e—, un dgrupo
alguenileno inferior, un grupo -NHCO-B;-, un' grupo -NHCO-B;-
(W)u-, un grupo -Byp-0-Bjgs—, un grupo

5 [Férmula 3]

/(Cﬂz)k

hd

0

AY
—N N—(Bzoa) '
, un grupo

10 [Foérmula 4]
—N N—(B2ia) c—

, un grupo -S0,-N{(R'“)-, un grupo -S-, un grupo alquinileno

inferior, un grupc alquileno inferior, un grupo -N(R*)- o un
15 grupoc -CO-NH-Biga—,

R® representa un Atomo de hidrégeno, un grupo alquilo

inferior que puede tener un grupo alcoxi inferior como un

sustituyente, un grupo alcanoilo inferior, un  grupo

alquilsulfonilo inferior o un grupo fenil-algquilo inferior,
20 B representa un grupo -CO- o un grupo alquileno inferior,

By representa un grupo alquileno inferior,

B; representa un grupo alquenileno inferior que puede tener

un grupo fenilo como un sustituyente,

B. representa un dgrupo alquileno inferior que puede ser

25 sustituido por un grupc seleccionado del grupo que consiste
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de un grupo alcoxi inferior y un grupo fenilo,

R*? representa un &tomo de hidrégeno o un grupo alguilo
inferior,

R®® representa un 4&tomo de hidrégeno o un grupo alguilo
inferior,

R'%® representa un A&tomo de hidrégeno o un grupo alquilo
inferior,

B:z2a representa un grupo alquilenc inferior o© un grupo
alquenileno inferior,

e representa 0 o 1,

Bisa representa un grupo alquileno inferior,

Bisa representa un grupo alquileno inferior,

Baoa representa un grupo algquileno inferior,

B:1a representa un grupo alquileno inferior,

k representa’'2 o 3,

c representa 0 o 1,

d" representa 0 o 1,

R'® representa un &tomo de hidrégeno o un grupo alquilo
inferior,

R*™ representa un 4tomo de hidrégeno o un grupo alguilo

inferior,

W representa un atomo de oxigeno, un grupo -NH- o un atomo de
azufre,

u representa 0 o 1,

[ . . .
R” representa un grupo heterociclico, saturado o insaturado,

0235
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menociclico, diciclico o triciclicb de 5 a 15 miembros que
tiene de 1 a 4 atomos de nitrdgeno, Aatomos de oxigeno o
Atomos de azufre (que puede tener de 1 a 3 sustituyentes, los
cuales se seleccionan del grupo que consiste de un grupo oxo;
un grupo alcoxi inferior que puede tener un adtomo de haldgeno
como un sustituyente; un grupo alquilc inferior que puede
tener un atomo de haldgeno como un sustituyente; un atomo de
halégeno; un grupo alquilsulfonilo inferior; un grupo fenilo
gque puede ser sustituido por ~dn grupo alquilo inferior que
puede tener un &tomo de haldgeno en el anillo de fenilo; un
grupo alquiltio inferior, wun grupo pirrolilo, un grupo
benzoilo; un grupo alcanoilo inferior; grupo alcoxicarbonilo
inferior; y un grupo amino que puede tener un grupo
seleccionado del grupo gque consiste de un grupo alquilo
inferior y un grupo alcanoilo inferior como un sustituyente,
en el anillo heterociclico), un grupo adamantilo, un grupo
naftilo (que ﬁuede tener de 1 a 3 grupos seleccionados del
grupo que consiste de un grupo alquilo inferior, un atomo de
haldégeno y un grupo amino que puede tener un grupo
seleccionado del grupo que consiste de un grupo alquilo
inferior y un grupo alcanoilo inferior como un sustituyente,
en el anillo de naftaleno), un grupo alquilc gue puede tener
un grupo alcoxi inferior como un sustituyente, un grupo
cicloalquilo que puede ser sustituido por un grupo

seleccionado del grupo que consiste de un grupo alquilo

N?6
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inferior sustitﬁido por amino qﬁe puede tener un grupo
alquilo inferior y un grupoc alquilo inferior que puede tener
un Aatomo de haldgeno como un sustituyente, en el anillo de
cicloalquilo, un grupo alquenilo inferior que puede tener un
atomo de haldgeno como un sustituyente, un grupo alcanollo
inferior, un grupo benzoilo (que puede tener de 1 a 3 grupos
seleccionados del grupo que consiste de un grupo alquilo
inferior que puede tener un Atomo de haldgeno y Aatomo de
haldgeno, como un sustituyente, en el anillo de fenilo), un
grupc alquilo inferior sustituido por un Atomo de haldgeno,
grupo cicloalquil-alquilo inferior o un grupo

{Fébrmula 5]

_</:>/\(R7) o

R’ representa un atomo de hidrégeno, un grupo fenilo, un
grupo carboxi, un grupo hidroxilo, un &tomo de haldgeno, un
grupo alquilo inferior que puede tener un atomo de halégeno
come un sustituyente, un grupo fenoxi, un .grupo alcoxi
inferior que puede tener un 4&tome de haldgeno como un
sustituyente, un grupo alquilendioxi inferior, un grupo amino
que puede tener, como un sustituyente, un grupo seleccionado
del grupo que consiste de un grupo alquilo inferior, un grupo
alcanoilo inferior, un grupo benzoilo Y un grupo
cicloalquilo, un grupo ciano, un grupo-alcanocilo inferior que

puede tener un atomo de haldgeno como un sustituyente, un
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grupo alquilsulfonilo inferior, un grupo aminosulfonilo, un
grupo alcoxicarbonilo inferior, un grupo alcanoiloxi
inferior, un grupo alcoxicarboniloc inferior-alquilo inferior
o un grupc heterociclico de 5 o 6 miembros saturado o
insaturado que tienen de 1 a 4 &tomos de nitrdgeno, Aatomos de
oxigeno o &tomos de azufre (que puede tener un grupo oxo en
el anillo heterociclico),

m representa un numero entero de 1 a 5 (cuando m representa 2
a 5, dos a cinco R’s pueden ser idénticos o diferentes) 3%

R° representa un &atomo de hidrégeno, un Atomo de halégeno o
un grupo alquilo inferior,

Y representa un grupo -0O-, un grupo -N(R®)-, un grupo -CO-,
un grupo -CH(OH)-, un grupo alquileno inferior, un grupo -
S5{0}n- o un grupo -C{=N-CH)-,

R® representa un 4tomo de hidrdégeno, un grupo alquilo
inferior, un grupo alcanoilo inferior, un grupo benzoilo, un
grupo fenil-alquilo inferior o un grupo ciclecalquilo,

n representa 0, 1 o 2,

A representa un grupo

[Férmula 6]

/35
..

O un grupo

028
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[Formula 7]

p representa 1 o 2,

R* representa un 4tomo de hidrdgeno, un grupo alcoxi
inferior, un atomo de haldgeno, un grupo alquilo inferior que
puede tener un atomo de halégeno comec un sustituyente, un
grupo alcoxicarbonilo inferior, un grupe carboxi, un grupo -
CONRMR'? ¢ un grupc ciano,

en donde R'! y R' pueden ser idénticos o diferentes y cada
uno representa un Aatomo de hidrdégeno, un grupo alquilo
inferior, un grupo cicloalquilo o un grupo fenilo y R' y R'?,
junto con el atomo de nitrdgeno al cual se unen, pueden
unirse uno al otro, directamente o por via de un &atomo de
nitrégeno, atomo de oxigeno o atomo de azufre para formar un
anillo heterociclico saturado de 5 a 7 miembros,

R? representa un grupo imidazolil-alquilo inferior, un grupo
1,2,4-triazolil-alquilo inferior, un grupo 1,2,3-triazolil-
alquilo inferior, un grupo 1,2,5-triazelil-alquilo inferior,
un grupo pirazolil-alquilo inferior, un grupo pirimidinil-
alguilo inferior que puede tener un grupo oOXO COMC un
sustituyente en el anillo de pirimidina, un grupc 3,5~
dioxoisoxazolidin-4-iliden-alquilo inferior, un grupo 1,2,4-
oxadiazolil-alquilo inferior gue puede tener un grupo alquilo

inferior como un sustituyente en el anillo de 1,2,4-

079
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oxadiazol, un grupo tiazolidinil-alquilo inferiocr que puede
tener un grupo oxo como un sustituyente en el anillo de
tiazolidina, un grupo

[Foérmula 8]

—CN—R"’

, uUn grupo

[Formula 9]

RlBa

ACN_RIS

o un grupo -(T).-N(RY)R'®,

R'* representa un atomo de hidrégeno, un grupo alquilo
inferior gue puede tener un aAtomo de haldgeno como un
sustituyente, un grupo alcanoilo inferior gue puede tener un
atomo de halégeno como un sustituyente, un grupo
alcoxicarbonil§ inferior, un grupoc fenil-alquilo inferior que
puede tener un grupo alquilendioxi inferjior <como un
sustituyente en el anillc de fenilo, un grupo imidazolil-
alquilo inferior, un grupo alcoxicarbonilo inferior-alquilo
inferior, un grupo carboxi-algquilo inferior, un grupo
benzoilo, un grupo alcanoilo inferior sustituido por
morfoling, un grupo piperazinil-carbonil-alquiloc inferior gque
puede ser sustituido, en el anillo de piperazina, por un

grupo fenil-alguilo inferior que puede tener un grupo

n
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alguilendioxi inferior como un sustituyente en el anillc de
fenilo, un grupo piperazinil-alcanocileo inferior que puede ser
sustituido, en el anillo de piperazina, por un grupo fenil-
alquilo inferior gque puede tener un grupo alquilendioxi
inferior como un sustituyente en el anillo de fenilo, un
grupo alquiloc inferior sustituido por morfolinocarbonilo o un
grupo imidazolil-alcanoilo inferior,

R!?? representa un atomo de hidfégeno o un grupo hidroxilo,

T representa un grupo alquileno inferior, un grupo -N(R!")-B;3-
CO~-, un grupo —BM—N(RW)—CO—, un grupo -B4-CO-, un grupo -Q-
Bs-CO-, un grupo -Bg-N(R'?)-B;-CO-, un grupoc -CO-Bg-, un grupo
-CH(OH)-Bg-, un grupo -CO-B;p-CO-, un grupo -CH(CH)-B;;-CO-,
un grupo -CO-, un grupo -S0;- o un grupo —-B;;;-C0O-CO-,

en donde R!7 representa un atomo de hidrégeno, un grupo
alquilo inferior, un grupo cicloalguile, un grupo
cicloalquilcarbonilo, un grupo alcancilo inferior que puede
tener un atomo de haldgeno como un sustituyente, wun ' grupo
alquenilo inferior, un grupo alcanocilo inferior sustituido
por amino gque puede tener un grupo alquilo inferior como un
sustituyente o un grupo alquilsulfonilo inferior,-

B3 representa un grupec alqguileno inferior,

Biy representa un grupo alguileno inferior,

R'® representa un Aatomo de hidrdégenc o un grupo alquilo
inferior,

Bs representa un grupo alquenileno inferior o un grupo
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alquileno inferior que puede tener un grupo hidroxilo como un
sustituyente,

Q representa un atomo de oxigeno o un grupo -3{0)n- (en donde
n es igual al descrito anteriormente),

Bs representa un grupo alquileno inferior,

Bs representa un grupo alquileno inferior,

R’ representa un &tomo de hidrégeno o un grupo alcanoilo
inferior,

B; representa un grupo alquileno inferior,

Bg representa un grupo alquileno inferior,

By representa un grupo alquileno inferior,

By representa un grupo alquileno inferior,

B,y representa un grupo alquilenc inferior,

B:3a representa un grupo alquilenc inferior,

l representa 0 o 1,

R representa un &tomo de hidrégeno o un grupo alquilo que
puede tener un grupo hidroxilo como un sustituyente,

R® representa (2) un grupo alquilo sustituido por un grupo
hidroxilo, (3) un grupo cicloalquilo que puede tener un grupo
seleccionado del grupo que consiste de un grupo hidroxiloc vy
un grupo alquilo inferior como un sustituyente, (4) un grupo
fenoxi-alquilo inferior, (5) un grupo fenilo que puede ser
sustituido, en el anillo de fenilo, por 1 a 3 grupos
seleccionados del grupo que consiste de un grupo alquilo

inferior; un grupo alcoxi inferior que puede tener un &tomo

032 1
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de halégeno comoc un sustituyente; un atomo de haldgeno; un
grupo amino-alcoxi inferior que puede tener un grupo alquilo
inferior c¢omo un sustituyente; un grupc alguilo inferior
sustituido por un grupoe hidroxilo; un grupo fenil-alguilo
inferior; un grupo alquinilo inferior; un grupo aminoc gque
puede tener un grupo alquilsulfonilo inferior como un
sustituyente; un grupo alquiltio inferior; un grupo
cicloalquilo; wun grupo feniltio; un grupo adamantilo; un
grupo anilino gque puede tener: 'un atome de haldgeno como un
sustituyente en el anillo de fenilo; un grupo alcoxicarbonilo
inferior; un grupo piperazinilo que puede tener un grupo
alguilo inferior como un sustituyente en el anillo de
piperazina; un grupo pirrolidinilo gue puede tener un grupo
OXo como un sustituyente en el anillo de pirrolidina; un
grupo alcancilamino inferior; un grupo ciano; Yy un grupo
fenoxi, (6) wun grupo fenoxi, (7) un grupo fenil-alquilo
inferior que puede ser sustituido, en el anillo de fenilo,
porll a 3 grupos seleccionados del grupo que consiste de un
atomo de-halégeno, un grupo alcoxi inferior que puede tener
un atomo de halégeno como un sustituyente y un grupo alquilo
inferior, (8) un grupo fenil-alquilo inferior gue tiene un
grupo alquilendioxi inferior como un sustituyente en el
anillo de fenilo, (10) un grupo alquilo inferior sustituido
por alcoxicarbonilo inferior, (11) un. grupo alquilo inferior

sustituido por carboxi, (12) un grupo amino que puede tener

-
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un grupé alcanoilo inferior como “un sustituyente, (13) un
grupo 1,2,3,4-tetrahidroquinolilo que puede tener de 1 a 3
grupos seleccionados del grupo gue consiste de un grupo Oxo,
un grupo alcoxi inferior y un grupo alquilendiecxi inferior
como un sustituyente{s) en el anillo de tetrahidroquinolina,
(14) un grupo cicloalquil=-alquilo inferior, (15) wun grupo
piperazinil-alcanoilc inferior que puede ser sustituido, en
el anillo de piperazina, por un grupo fenil-alquilo inferior
que puede tener un grupo aldguilendioxi inferior como un
sustituyente en el anillo de fenilo, (16) un grupo piridil-
alquilo inferior,.(l7) un grupo alquilo inferior sustituido
por un grupo amino que puede tener un grupo seleccionado del
grupo que consiste de un grupo alquilo inferior y un grupo
alcanocilo inferior como un sustituyente, (18) un grupo alcoxi

inferior-alquilc inferior, (19) un grupo imidazolilo, (20) un

grupo imidazolil-alquile inferior, (21) un grupo alquilo
inferior sustituido por 1,2,3,4-
tetrahidroisoquinolilcarbonilo, (22) un grupoe

piperidinilcarbonilo que puede tener un grupo seleccionado
del grupo que consiste de un grupo alcoxicarbonilo inferior,
un grupo fenil-alquilo inferior y un grupo furil-alquilo
inferior como un sustituyente en el anillo de piperidina,
(23) un grupo tiazolidinil-alcanoilo inferior gue puede tener
un  grupo oxo como un  sustituyente en el anillo de

tiazolidina, (24) un grupo piperidinilo que puede ser

-

-

P
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sustituido, en el anillo de piperidina, por ﬁn grupo
seleccionado del grupo que consiste de un grupo
alcoxicarbonileo inferior, un grupe fenil-alquilo inferior, un
grupo alquilo inferior, un grupe benzoilo y un grupo furil-
alquilo inferior, (253) wun grupo carbonil-alquilo inferior
sustituido por un grupo

[Formula 10)

X0

, (26) un grupo carbonil-alquilo inferior éustituido por un
grupo
[Formula 11]
. NH
B N)és4
H (R*q
(27) un grupo -CO-B.o-N(R*)R¥, (26a) un grupo pirrolidinil-
alguilo inferior, (27a) un grupo morfolino-alquilo inferior,
{28a) un grupo fenil-alguenilo inferior, (29%9a) un grupo
anilinocarbonil-alquilo inferior que puede tener un grupo
alquilo inferior como un sustituyente en el anillo de fenilo,
(30a) un grupo indolilo, (31a) un grupo pilperazinil-alquilc
‘inferior que puede tener, como un sustituyente en el anillo
de piperazina, un grupo seleccionado del grupo gue consiste
de un grupe alquilo inferior y wun grupo fenil-alguilo

inferior que puede tener un grupo alquilendioxi inferior como
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un sustituyente en el anillo de fenile, (32a) un grupo
amidino-alquilo inferior gque puede tener un grupo alquilo
inferior como un sustituyente, (33a) un grupo fluorenilo,
(34a) un grupo carbazolilo que puede tener un grupo alguilo
inferior como un sustituyente en el anillo de carbazol, (35a)
un grupo amidino que puede tener un grupo alquilc inferior
como un sustituyente, (36a) un grupo oxalilo sustituido por
piperazinilo que puede tener de 1 a 3 grupos seleccionados
del grupo que consiste de un grupo fenil-alguilo inferior
(que puede tener de 1 a 3 grupos seleccionados del grupo gque
consiste de un grupo alquilendioxi inferior y un grupo alcoxi
inferior como un sustituyente(s) en el anillo de fenilo) y un
grupo piridil-alquilo inferior como un sustituyente(s) en el
anille de piperazina o (37a) un grupe alguilo inferior
sustituido por ciano,

R representa un grupo oxo o un grupc fenilo,

d representa un numero entero de O’a 3,

Bxo representa un grupo alquileno inferior,

rR¥ y RY, junto con el atomo de nitrégeno al cual se unen,
pueden unirse uno al otro, directamente o por via de un atomo
de nitrdgeno, &tomo de oxigeno o Atomo de azufre para formar
un grupo heterociclico saturado de 5 a 7 miembros, en donde,
en el anillo heterociclico, de 1 a 3 grupos fenil-alquilo
inferior que pueden tener un grupo alquilendioxi inferior en

el anillo de fenilo, pueden estar presentes como un

=
2

-
-
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sustituyente(s),

R y R!®, junto con el &atomo de nitrégeno al cual se unen,
pueden unirse uno al otro, directamente o por via de un atomo
de nitrdégeno, atomo de oxigeno o atomo de azufre para formar
un anillo heterociclico de 5 a 10 miembros saturade o
insaturado; o un grupo

[Formula 12]

=X

en donde, en el anillo heterociclico, pueden estar presentes
de 1 a 3 sustituyentes los cuales se seleccionan del grupo
que consiste de (28) un grupo alquilc inferior sustituido por
fenilo, el cual tiene de 1 a 2 grupos fenilo que pueden ser
sustituidos por 1 a 3 grupes en el anillo de fenilo,
seleccionado’ del grupc gque consiste de un grupoc alcanoilo
inferior, un grupo amino gque puede tener un grupo alcanoilo
inferior como un sustituyente, un grupo alcoxicarbonilo
inferior, un grupo ciano, un grupo nitro, un grupo fenilo, un
atomo de halégeno, un grupo alguilo inferior que puede tener
un atomo de haldgeno como un sustituyente, un grupe alcoxi
inferior que puede tener un atomo de halégeno como un
sustituyente, un grupo fenil-alcoxi inferior, un grupo
hidroxilo y un grupo alguilendioxi inferior y gque puede tener
un grupo piridilo en el grupo alguilo inferior, (29) un grupo

carbamoilo, (30) un grupo piridil-alquilo inferior que puede

n
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tener, como un sustituyente(s) en el anillo de piridiﬁa, de 1
a 3 grupos seleccionados del grupo gue consiste de un grupo
hidroxilo y un grupo algquilo inferior que puede tener un
grupo hidreoxilo como un sustituyente, (31) un grupo pirrolil-
alquilo inferior gque puede tener de 1 a 3 grupos alquilo
inferior como un sustituyente(s) en el anillo de pirrol, (32)
un grupo benzoxazolil-alquile inferior, (33) un  grupo
benzotiazolil-alquilo inferior, (34) un grupo furil-alquilo
inferior, (35) un grupo benzoilo que puede ser sustituido, en
el anillo de fenilo, por 1 a 3 grupos seleccionados del grupo
que consiste de un grupo ciano, un grupo amino gue puede
tener un grupo alquilsulfonilo inferior como un sustituyente,
un atomo de haldégeno, un grupo "alcoxi inferior, un grupo
alguilo inferior gue puede tener un atomo de haldégeno como un
sustituyente,  un grupo tiazolidinil-alquilo inferior que
puede tener un grupo oxo como un sustituyente en el anillo de
tiazolidina, un grupo tiazolidiniliden-alquilo inferior que
puede tener un grupo OXC cComo un sustituyente en el anillo de

tiazolidina y un grupo alquilendioxi inferior, (36) un grupo

pirimidinilo, (37) un grupo pirazinilo, (38) un grupo
piridilo, (39) un grupo alcoxicarbonilo inferior, (40) un
grupo tiazolidinil-alcancilo inferior gue puede ser
sustituide, en el anilloc de tiazolidina, por wun grupo

seleccionado del grupo que consiste de un grupo OxXo y un

grupo
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[Férmula 13]
RB
Rb

(en donde R® vy R® cada uno representa un grupo alquilo
inferior), {(41) un grupo algquilo inferior que puede tener un
grupo seleccionado del grupo que consiste de un grupo
hidroxilo y un atomo de haldgeno como un sustituyente, (42)
un grupo alcancilo inferior que puede tener un Atomo de
halbgeno como un sustituyente,” (43) un grupo fenilo que puede
ser sustituido, en el anillo de fenilo, por 1 a 3 grupos
seleccionados del grupc que consiste de un grupo carbamoilo
que puede tener un grupo seleccionado del grupo que consiste
de un grupo alcoxi inferior-alquilo inferior y un grupo
alquilo inferior, un grupo alcoxicarbonilo inferior, un grupo
carboxi, un 'grupo ciano, un grupo fenilo, un &tomo de
haldégeno, un grupo alquiloc inferior que puede tener un atomo
de haldgeno como un sustituyente, un grupo alcoxi inferior
que puede tener un atomo de haldégeno como un sustituyente, un
grupo benzoilo que puede tener un atomo de haldgeno como un
sustituyente en el anillo de fenilo, un grupo fenil-alquilo
inferior que puede tener un 4&tomo de haldgeno como un
sustituyente en el anillo de fenilo y un grupe hidroxilo,
(44) un grupo fenilo que puede tener un grupo alquilendioxi
inferior como un sustituyente en el anillo de fenilo, (45) un

grupc naftil-alquilo inferior, (46) un grupo fenoxi gue puede

039
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ser sustituido, en el anilloc de fenilc, por 1 a 3 grupos
seleccionados del grupo que consiste de un grupo ciano, un
grupc alguilo inferior que puede tener un atomo de halédgeno
comc un sustituyente y un grupo alcoxi inferior que puede
tener un atomo de haldgenoc como un sustituyente, (47) un
grupo fenoxi-alquilo inferior, (48) un grupo fenil-alcoxi
inferior gue puede ser sustituido, en el anillo de fenilo,
por 1 a 3 grupos seleccionados del grupo que consiste de un
atomo de halégeno, un grupo alquilo inferior que puede tener
un atomo de halégeno como un sustituyente y un grupc alcoxi
inferior que puede tener un &tomo de haldgeno como un
sustituyente, (49) un grupo -(B;:CO)t-N(R?*°)R?!, (50) un grupo
-(CO) 0-By3~N(R**)R*?, (51) un grupo dlquilo inferior sustituido
por 1,2,3,4-tetrahidronaftilo gque puede ser sustituido, en el
anillo de 1,2,3,4-tetrahidronaftaleno, por 1 a 5 grupos
alguilo inferior como un sustituyente(s), (52) un grupo
cicloalquilo gque puede tener un grupo hidroxilo como un
sustituyente, {(53) un grupo piperidinilo que puede ser
sustituido, en el anillo de piperidina, por 1 a 3 grupos
alquilo inferior como un sustituyente(s), (54) un grupo
quinolil-alquilo inferior, (55) un grupo 1,2,3,4-tetrazolil-
alquilo inferior que puede tener un grupo seleccionado del
grupo que consiste de un grupo alquile inferior y un grupo
fenil-alquilo inferior como un sustituyente en el anillo de

tetrazol, (56) un grupo tiazolil-alquilo inferior que puede

40
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tener un grupo fenilo como un sustituyente en el anillo de
tiazol, (57) un grupo benzoil-alquilo inferior que puede
tener de 1 a 3 grupos seleccionadcs del grupo que consiste de
un grupo alcoxi inferior y un Atomo de haldgeno como un

sustituyente{s) en el anillo de fenilo, (58) un grupo

piperidinil-alquilo inferior que puede tener un grupo alquilo_

inferior como un sustituyente en el anillo de piperidina,
(59) un grupo imidazolilo que puede tener de 1 a 3 grupos
fenilo como un sustituyente(s) en el anillo de imidazol, (60)
un grupo bencimidazolilo que puede tener de 1 a 3 grupos
alquilo inferior como un sustituyente(s) en el anillo de
bencimidazol, (61) un grupo piridil-alcoxi inferior, (62) un
grupo 1,2,3,4-tetrahidroquinolil-alquilo inferior que puede
tener un grupo oxo como un sustituyente en el anillo de
tetrahidroquinolina, (63) un grupo 1,3,4-oxadiazolil-alquilo

inferior que puede tener un grupo oxo como un sustituyente en

el anillo de 1,3,4-oxadiazol, (64) un grupo cicloalquil-
alquilo inferior, (65) un grupo tetrahidropiraﬁilo, (66) un
grupo tienil-alquilo inferior, (67) un grupo

pirimidinilcarbonilo que puede tener un grupo oOxXo como un

sustituyente en el anillo de pirimidina, (68) un grupo
hidroxilo, (69) un grupo carboxi, (70) un grupo alcoxi
inferior-alquilo inferior, (71) un grupo alcoxi inferior
alcoxi inferior, (72) un grupe benzoiloxi, (73) un grupo

alcoxicarbonilo inferior-alcoxi inferior, (74) un grupo

0
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carboxi-alcoxi inferior, (75) un grupo fenoxi-alcanoilo
inferior, (76) un grupo 1,2,3,4-tetrahidroguinolilcarbonilo
que puede tener un grupo O©X0 como un sustituyente en el
anillo de tetrahidroquinolina, (77) un grupo fenilsulfonilo,
{78) un grupe imidazclil-alcanoilo inferior, (79) un grupo

imidazolil-alquilo inferior, {(80) un grupo piridilcarbonilo,

{81) un grupo imidazolilcarbonilo, (82) un grupo
alcoxicarbonilo inferior-alquilo inferior, (83) wun grupo
carboxi-alquilo inferior, {84) un grupo - (0-B;s)s-CO-N(R?®)R?’,

(85) un grupo -N(R®*®)-CO-B;s-N(R**)R%®, (86) un grupo -N(R*)-
B17-CO-N (R**)R*}, (87) un grupo benzoxazolilo, (88a) un grupo
benzotienilo, (8%a) un grupo oxo y (90a) un grupo 1,2,3,4-
tetrahidroquinclilo que puede tener un grupo OXO0 COMO un
sustituyente en el anillo de tetrahidroquinolina,

B;>» representa un grupo alquileno inferior,

t representa 0 o 1,

R*® y R* pueden ser idénticos o diferentes y cada uno
representa un atomo de hidrégeno; un grupo amino.que puede
tener un grupo alcoxicarbonilo inferior como un sustituyente;
un grupo benzollo que puede tener de 1 a 3 grupos alcoxi
inferior como un sustituyente(s) en el anillo de fenilo; un
grupc algquilo inferior; un grupo alquilo inferior que tiene
de 1 a 2 grupos fenilo que puede ser sustituido, en el anillo
de fenilo, por 1 a 3 grupos seleccionados del grupo gue

consiste de un grupo alcoxicarbonilo inferior, un grupo

)
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ciano, un grupo nitro, un grupo fenilo, un atomo de haldgeno,
un grupo alquilo inferior gue puede tener un atomo de
haldégeno como un sustituyente, un grupo alcoxi infericr que
puede tener un atomo de haldégenc como un sustituyente y un
grupo alquiltio inferior; un grupo fenilo que puede ser
sustituido, en el anillo de fenilo, por 1 a 3 grupos
seleccionados del grupo que consiste de un grupo alcoxi
inferior que puede tener un &tomo de haldgeno como un
sustituyente y un grupo alquilo inferior que puede tener un
atomo de haldégeno como un sustituyente; un grupo
alcoxicarbonilo inferior; un grupo cicloalquil-alquilo
infericr; un grupo pirrolidinil-alquilo inferior que puede
tener de 1 a 3 grupos alquilo inferior que pueden tener un
grupo hidroxilo como un sustituyente en el anillo de
pirreolidina; un grupo alquilo inferior sustituido por amino
que puede tener un grupo seleccionado del grupo gue consiste
de un grupo fenilo y un grupo alquilo inferior como un
sustituyente; un grupo alquilo inferior sustituido por
1,2,3,4-tetrahidronaftilo que puede tener de 1 a 5 grupos

alquilo inferior como un sustituyente(s) en el anillec de

1,2,3,4-tetrahidronaftaleno; un grupo naftil-alquilo
inferior; un grupo piridil-alquile inferior; un grupo
quinolil-alquilo inferior; un  grupo 1,2,3,4-tetrazolil-

alquiloc inferior que puede tener de 1 a 3 grupos

seleccionados del grupo gque consiste de un grupo alquilo
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inferior y un grupo fenil—alduilo inferior como un
sustituyente(s) en el anillo de tetrazol; un grupo 1,2,4-
triazolil-alquilo inferior; un grupo tetrahidrofuril-alquilo
inferior gque puede tener un grupo hidroxilo como un
sustituyente en el grupo alquiloc inferior; un grupo fenoxi-
alquilo infefior gque puede tener de 1 a 3 grupocs
seleccionados del grupo que consiste de un grupo alquilo
inferior y un grupo nitro como un sustituyente({s) en el
anillo de fenilo; un grupo fenil—alcanoiloIinferior; un grupo
alcanoilo inferior que puede tener un atomo de haldgeno como
un sustituyente; un grupo imidazolil-alcanoilc inferior; un
grupo alcoxicarbonilo inferior-alquilo inferior; un grupo
piridilo; o un grupo carboxi-algquilo inferior o un grupo
cicloalquilo; y R*® y R!, junto con el atomo de nitrégeno al
cual se unen, pueden unirse uno al otro, directamente o por
via de un atomo de nitrédégeno, Aatomo de oxigeno © Aatomo de
azufre para formar un anillo heterociclico saturado de 5 a 7
miembros {en donde, en el anillo heterociclico, pueden estar
presentes de 1 a 3 sustituyentes, los cuales se seleccionan
del grupo que consiste de un grupo alquilo inferior, un grupo
fenilo que puede tener de 1 a 3 grupos seleccionados del
grupo que consiste de un atomc de haldgeno y un grupo alquilo
inferior que puede tener un Atomo de haldégenc como un
sustituyente(s) en el anillo de fenilo y un grupo fenil-

algquilo inferior que puede tener un grupo alquilendioxi
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inferior comoc un sustituyente en el anillo de fenilo),

o representa'0 o 1,

B,z representa un grupo alquilenc inferior,

Ry R** pueden ser idénticos o diferentes y cada uno
representa un atomo de hidrdgeno, un grupo alquilo inferior,
un grupo benzoilo que puede tener de 1 a 3 grupos alcoxi
inferior como un sustituyente(s) en el anillo de fenilo, un
grupo fenoxi-alquilo inferior que puede tener un Jgrupo
alquilo inferior como un sustituyente en el anillo de fenilo,
un grupo fenil-alquilo inferior o un grupo fenilo o R*? y R*,
junto con el Atomo de nitrégeno al cual se unen, pueden
unirse uno al otro, directamente o por via de un &tomo de
nitrégenc, atomo de oxigeno o atomo de azufre para formar un
anillo heterociclico saturado de 5 a 7 miembros (en donde, en
el anillo heterociclico, pueden estar presentes de 1 a 3
sustituyentes, los cuales se seleccionan del grupo que
consiste de un grupo alquilo inferior y un grupc fenil-
alquilo inferior que puede tener un grupc alquilendioxi
inferior como un sustituyente en el anillo de fenilo),

B.s representa un grupc alquileno inferior,

s representa 0 o 1,

R® y R" pueden ser idénticos o diferentes y cada uno
representa un atomo de hidrégeno, un grupo alquilo inferior,
un grupe fenil-alquilo inferior o un grupo imidazclil-alquilo

inferior y R*® y R, junto con el atomo de nitrdgeno al cual
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se unen, pueden unirse uno al otro, directamente o por via de
un atome de nitrdgeno, atomo de oxigeno o atomo de azufre
para formar un anillo heterociclico saturade de 5 a 7
miembros, ({(en donde, en el anillo heterociclico, de 1 a 3
grupos fenil-alquile inferior que pueden tener un grupo
alquilendioxi inferior como un sustituyente, pueden estar
presentes en el anillo de fenilo, como un sustituyente(s)),
R‘® representa un a&tomo de hidrégeno o un grupc alguilo
inferior,

Bis representa un grupo alquileno inferior,

R*? y R, junto con el atomo de nitrogeno al cual se unen,
pueden unirse uno al otro, directamente o por via de un atomo
de nitrdégeno, atomo de oxigeno-o atomo de azufre para formar
un grupo heterociclico saturado de 5 a 7 miembros, en donde,
en el anillo heterociclico, pueden estar presentes de 1 a 3
sustituyentes, los cuales se seleccionan del grupo gque
consiste de uﬁ grupo alquilo inferior, un grupo fenilo y un
grupo fenil-algquilo inferior que ©puede tener un grupo
alquilendioxi inferior como un sustituyenté en el anillo de
fenilo,

R representa un atome de hidrdégeno o© un grupo alguilo
inferior,

Bjs representa un grupo alquileno inferior,

R** y R¥, junto con el &tomo de nitrégeno al cual se unen,

pueden unirse uno al otro, directamente o por via de un atomo

=
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de nitrdgeno, atomo de oxigeno o ééomo de azufre para formar
un grupo heterociclico saturadc de 5 a 7 miembros, (en donde,
en el anilloc heterociclico, pueden estar presentes de 1 a 3
sustituyentes, los cuales se seleccionan del grupo que
consiste de un grupo alguilo inferior, un grupo fenilo y un
grupo fenil-alquilo inferior que puede tener un grupo
alguilendioxi inferior como un sustituyente en el anillo de
fenilo).

Sin embargo, el compuesto mencionado anteriormente
¢ una sal del mismo satisface los siguientes requerimientos
(i) a (v):

(i) cuando X; representa un grupo —-CH=, entonces R;
representa un atomo de hidrdgeno;

(ii) cuando X; representa un grupo -CH=, 1
representa 1, T representa -CO- vy R representa un atomc de
hidrégeno o un grupo alquilo que puede tener un grupo
hidroxilo como un sustituyente, R' representa el grupo (24);

(iii) cuando X, representa un grupo -CH=, 1
representa 1 y T representa —N(R”)—B3—CO—, R y Rla junto
con el atomo de nitrégeno al cual se unen, pueden unirse uno
al otro, directamente o por via de un &tomo de nitrégeno,
atomo de oxigeno o atomo de azufre para formar un anillo
heterociclico de 5 a 10 miembros saturadoc o insaturado, en
donde, en el anillo heterociclico, de 1 a 3 grupos de (28)

estan presentes como un sustituyente(s);:

N47
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{iv) cuando X, representé un atomo de nitrégenc y 1
representa 0 o cuando X; representa un atomo de nitrégeno, 1
representa 1 y T representa -CO- o -S0,, R'> no es un grupo
(5), (1), (19) o (20}; vy
5 (v} cuando R® representa un grupo cicloalquilo que
puede tener en el anillo de cicloalquilo, un sustituyente
seleccionado del grupo que consiste de un grupo alquilo
inferior sustituido por amino que puede tener un Jgrupo
alquilo inferior y un grupo alquilc inferior que puede tener
10 un 4tomo de halégeno como un sustituyente, R? representa un
grupo - (T).-N(R)R'®* (en donde T y 1 son iguales a los
descritos anteriormente y R' y R'®, junto con el &tomo de
nitrégeno al cual se unen, pueden unirse uno al otro,
directamente o por via de un atomo de nitrdgeno, atomo de
15 oxigeno o atomo de azufre para formar un anillec heterociclico
saturado de 5 a 10 miembros; o R! y R forman un grupo

[Férmula 14)
—{_ X

Articulo B: El inhibidor de la activacién de STAT3

20

de acuerdo con el articulo A para prevenir o tratar un
sintoma o enfermedad asociado con la activacién de STAT3.
Articulo C: El inhibidor de la activacién de STAT3

25 de acuerdo con el articulo B, en el cual el sintoma o
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enfermedad asociado con 1la actfvacién de STAT3 es una
enfermedad autoinmunitaria, diabetes, infeccidn, enfermedad
central, enfermedad asociada con el cancer o psoriasis.

La presente invencidon proporciona ademas un métocdo
para prevenir o tratar un sintoma o enfermedad asociado con
la activacidén de STAT3 al administrar, a un paciente, una
dosis efectiva de un compuesto aromatico (1) o una sal del
mismo de acuerdo con el articulo A.

La presente invencién proporcicna ademas el uso de
un compuesto (1) o una sal del mismo de acuerdo con el
articulo A para producir el inhibidor de la activacidn de
STAT3/5.

El compuesto aromatico (1) o una sal del mismo gque
sirve como un ingrediente activo del inhibidor de 1la
activacién de STAT3/5 de 1la presente invencidén es un
compuesto aromatico (1) o una sal del mismo representado por
el articulo 1 posterior y preferiblemente los compuestos
aromaticos o sales de 1los mismos representados por los
articulos 2 a 48.

Articulo 1: Un compuesto aromdtico o una sal del

mismo representado por la férmula general:

[Formula 15)

1 R®
R\(\/R
——Y—A
N
X

(1)

649
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en donde X; representa un atomo de ﬁitrégeno o un grupo -CH=,
R! representa un grupo -Z-R%,

Z representa un grupo -N(R®)-B~, un grupo -B-N(R%) -, un grupo
-By-0-, un grupo

[FSrmula 16])
co—M

un grupo -CO-, un grupo-CH(OH)-, un grupo —N(R%)—CO—N—(R%)—,
un grupo -N=CH-, un grupo #&N(R'®)-50,-(B***)e-, un grupo
alquenileno inferior, un grupo =-NHCO-B;-, un grupo -NHCO-B;-
(W)u-, un grupo -BO-0-Bjsy—, un grupo

[Férmula 17]

(CHa) k
/ \
N N_—(BEOa) d—

h g

, un grupo .

[Férmula 18]
—N N—(Bzja) c—
__/

, un grupo -S0,-N (R'®) -, un grupo -S-, un grupc alquinilenc
inferior, un grupo alquileno inferior, un grupo -N(R®¥)- o un
grupo —-CO-NH-Bigs-,

R® representa un 4tomo de hidrégeno, un grupo alquilo

inferior que puede tener un grupo alcexi inferior como un

- e - s ce e % s I - P O A
L TN LR e T e T L e T - D Y
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sustituyente, un grupo alcanoilo inferior, un grupo

alquilsulfonilo inferior o un grupo fenil-alquilo inferior,

B representa un grupo -CO-.0 un grupo algquileno inferior,

By representa un grupo alquileno inferior,

B; representa un grupo alquenileno inferior que puede tener
un grupc fenilo como un sustituyente,

B». representa un algquileno inferior

puede ser

grupc que
sustituido por un grupo seleccionado del grupo gque consiste

de un grupo alcoxi inferior y-un grupo fenilo,

R’ representa un 4&tomo de hidrégeno o un grupo alquilo
inferior,

R representa un atomo de hidrégeno o un grupo alquilo
inferior,

R'°® representa un &tomo de hidrégeno o un grupo alquilo
inferior,

B:2, representa un grupo alquileno inferior o un grupo
alquenilenc inferior,

e representa 0 o 1,

Bisa representa un grupo alquileno inferior,

Bisa representa un grupo alquileno inferior,

Bzoa representa un grupo alquileno inferior,

Bo1a representa un grupo alquileno inferior,

k representa 2 o 3,

C representa 0 o 1,

d’ representa 0 o 1,
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R representa un A4tomo de hidrégeno o un grupo alquilo

inferior,

R% representa un Atomo de hidrdégeno o un grupo alguilo
inferior,

W representa un &tomo de oxigeno, un grupo -NH- o un atomc de
azufre,

u representa 0 o 1,

RG

representa un grupo heterociclico de 5 a 15 miembros,
monociclico, diciclico o triciclico, saturado o insaturado
que tienen de 1 a 4 atomos de nitrdgeno, &tomos de oxigeno o
dtomos de azufre {(que puede tener de 1 a 3 sustituyentes,
los cuales se seleccionan del grupo que consiste en un grupo
ox0; un grupo alcoxi inferior que puede tener un &tomo de
halégeno como un sustituyente; un grupo alquilo inferior que
puede tener un &tomo de haldégeno como un sustituyente; un
dtomo de haldgeno; un grupo algquilsulfonilo inferior; un
grupc fenilo gue puede ser sustituido per un grupo algquilo
inferior que puede tener un &tomo de haldgeno en el anillo
de fenilo; un grupo alquiltio inferior, un grupo pirrolilo,
un  grupo benzoilo; un grupo alcanocilo inferior; grupo
alcoxicarbonilo inferior; y un grupo aminoc que puede tener
un grupo seleccionado del grupo gque consiste de un grupo
alquilo inferior y un grupo alcanoilc inferior como un
sustituyente, en el anillo heterociclico), un  grupo

adamantilo, un grupo naftilo (que puede tener de 1 a 3
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grupos seleccionados del grupoc due consiste de un grupo
alquilo inferior, un &atomo de haldégeno y un grupo amino que
puede tener un grupo seleccionado del grupo que consiste de
un grupo alquilo inferior y un grupo alcanoilo inferior como
un sustituyente, en el anillo naftaleno), un grupo alqgquilo
que puede tener un grupo alcoxi inferior como un
sustituyente, un grupo cicloalquilo que puede ser sustituido
por un grupo seleccionado del grupo gue consiste de un grupc
alquilo inferior sustituido por amino que puede tener un
grupo alguilo inferior y un grupo alquilo inferior que puede
tener un atomc de haldgeno como un sustituyente, en el
anillo de cicloalquilo, un grupo alguenilo inferior que
puede tener un &tomo de haldgeno como un sustituyente, un
grupc alcanciloc inferior, un grupo benzoilo (gque puede tenér
de 1 a 3 grupos seleccionados del grupo gue consiste de un
grupo alquilo inferior que puede tener un &atomo.de haldgenco
y un atomo de haldgeno, como un sustituyente, en el anillo
de fenilo), un grupo alquilo inferior sustituido por un
atomo de haldgeno, grupo cicloalquil-alquilo inferior o un
grupo

[Férmula 19]

7 ‘ . P .
R* representa un atomo de hidrégeno, un grupo fenilo, un

grupo carboxi, un grupo hidroxilo, un &tome de haldgeno, un
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grupo alquilo inferior que puede tener un atomo de haldgenoc
como un sustituyente, un grupo fenoxi, un grupo alcoxi
inferior que puede tener un atomo de haldgeno como un
sustituyente, un grupo alquilendioxi inferior, un grupo amino
que puede tener, como un sustituyente, un grupo seleccionado
del grupo que consiste de un grupo alquilc inferior, un grupo
alcanoilo inferior, un grupo benzoilo y un grupo
cicloalquilo, un grupeo ciano, un grupo alcanoilo inferior que
puede tener un &tomo de halégeno como un sustituyente, un
grupo alquilsulfonilc inferior, un grupo amincsulfonilo, un
grupo alcoxicarbonilo inferior, un grupo alcanoiloxi
inferior, un grupo alcoxicarbonilo inferior-alquilo inferior
0 un grupco heterociclico de 5 o 6 miembros saturado o
insaturado gue tiene de 1 a 4 Atomos de nitrogeno, atomos de
oxigeno olétomos de azufre (que puede tener un grupo oxo en
el anillo heterociclico),

m representa un numerco entero de 1 a 5 (cuando m representa 2
a 5, dos a cinco R’s pueden ser idénticos o diferentes) y

R* representa un atomo de hidrégeno, un Atomo de haldégeno o
un grupo alguilo inferior,

Y representa un grupo -0O-, un grupo -N(R®)-, un grupo -CO-,
un grupo -CH(OH)-, un grupo alquileno inferior, un grupo -
S(0)n- o un grupo -C(=N-0H)-,

R> representa un atomo de hidrégeno, un grupo alquilo

inferior, un grupo alcancilo inferior, un grupo benzoile, un

0
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grupo fenil-alquilo inferior o un grupo cicloalguileco,
n representa 0, 1 o 2,
A representa un grupo

[Férmula 20]

/ \/\>(R3) p

7R

O un grupo

[Formula 21}
X )
LN

p representa 1 o 2,

R' representa un atomo de hidrégeno, un grupo alcoxi
inferior, un atomo de haldgeno, un grupo alquilo inferior que
puede tener un atomo de haldégene como un sustituyente, un
grupo alcoxic¢arbonilo inferior, un grupo carboxi, un grupo -
CONRMR' o un grupo ciano,

en donde R'' y R'? pueden ser idénticos o diferentes y cada
uno representa un Aatomeo de hidrégeno,. un grupo alquilo
inferior, un grupo cicloalquiloc o un grupo fenilo y R' y R,
junto con el 4tomo de nitrbégeno al cual se unen, pueden
unirse uno al otro, directamente o por via de un &tomo de
nitrégeno, atomo de oxigeno o atomo de azufre para formar un
anillo heterociclico saturado de 5 a 7 miembros,

R’ representa un grupo imidazolil—alquilo inferior, un grupo

1,2,4-triazolil-alquilo inferior, un grupc 1,2,3-triazolil-

n
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alquilo inferier, un grupo 1,2,5-triazelil-alquilo inferior,
un grupc pirazolil-alguilo inferiocr, un grupo pirimidinil-~
alquilo inferior gue puede tensr un Jrupo Oxe COMC  un

ustituyente en el anillo de pirimidina, un grupo 3,5~

)

dicxoisomazolidin-4-ilideno alguile inferior, un grupe 1,2,4-
oxadiazolil-algquilo inferior gue puede tener un grupo algquilo
inferior <c¢omo un sustituyente en el anillc de 1,2,4-
ocxadiazol, un grupce tiazolidinil-alguiloe infefior que puede
tener un  grupc ©xo como un sustituyente en el anille de
tiazolidina, un grupo

[FOérmula 221

/ N_R\:i
y WD grupoe
(Férmula 23]
.Rl';'m
N_-_,Rl:}

5 un grupo - (T)i-N(RVIR!?,

R*? representa wun Aatomo de hidrogeno, un grupc alguilo
inferior que puede tener un atomo de haldgenoc como  un
sustituyente, un grupo alcancile infericr gue puede tener un
atomo de halégeno como un sustituyente, un Jrupo
alcoxicarbonile inferior, un grupo fenil-alquilo inferior gue

pueds tener un grupc alquilendicxi inferior como  un

N56
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sustituyente en el anillo de fenilo, un grupo imidazolil-
alquilo inferior, un grupo alcoxicarbonilo inferior-alguilo
inferior, un grupo carboxi-alquilo inferior, un  grupe
benzeilo, urr  grupo alcancilo inferior sustituido por
morfolino, un grupo piperazinil-carhonil-algquilo infericr gue

uede ser sustituido, en el anillo de piperazina, por un

rupo fenil-alquilo inferior que puede tener un grupo

<
]
1
1
‘f’
glquilendioxi inferior comoc un sustituyente en el anillo de
£
I
5

;ustituido, en el anillo de piperazina, por un grupe fenil-
glquilo inferior gque puede tener un grupo alquilendicxi
infericor como un sustituyente en el anillo de fenilo, un
grupc alquilo inferior sustituido por morfelinocarbonilo o un
@rupo imidazeolil-alcancile inferior,

F'°® representa un atomo de hidrdégeno o un grupo hidroxilo,

|

F representa un grupo alquileno inferior, un grupo -N(R'") -B;3-
CO-, un grupo -Bys-N(R™®)-CO-, un grupo -E;~CO-, un grupc -Q-
B:~CO-, un grupo —BE—N(RM)—B7“CO-, un grupo -CO-Bg—, un grupo
kCH(OH)—Bﬁ—, un grupoe -CO-Bp~-CO-, un grupo -CH(OH)-B;;~C0O-,
Ln grupo -CO-, un grupc -S0-- o un grupo -B,,,-C0-CO-,

=n  donde R'Y representa un é&tomo de hidrdégenc, un grupo
alguilo inferior, un grupo ciclcalqguilo, un grupo
ficloalquilcarbonllo, un grupo alcancilo inferior que puede
tener un &atomo de halogeno come un sustituyente, un grupo

-alquenilo infericr, un grupo alcanoile inferior sustituide

N87
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por amino gue puede tener un grupo alquilo inferior como un
sustituyente o un grupo alquilsulfonileo inferior,

ég representa un grupo alguileno inferior,

Bjs representa un grupo alguilene inferior,

R'* representa un 4&tomo de hidrdgeno o un grupo alquilo
inferior,

B; representa un grupo alguenileno inferior © un grupgo
alquileno inferior gue puede tener un grupo hidroxilo como un
sustituyente,

Q representa un atomoe de oxigeno o un grupo —-S{0)n- (en donde
n s igual al descrito anteriormente),

B: representa un grupo alguileno inferior,

Bs representa un grupo alquilenc inferior,

F!" representa un &tomo de hidrégeno o un grupo alcancilo
inferior,

B- representa un grupo alquileno inferior,

By representa un grupo alquilenc inferiocr,

B. representa un grupc alguilenc inferior,

Bio representa un grupo alguileno inferior,

Bi1; repr=senta un grupo alquilenco inferior,

B-2; representa un grupo alquilence inferior,

1l representa 0 o 1,

representa un atomo de hidrédgeno o un grupo alguile gue
pueds tener un grupo hidroxilo come un sustituyente,

F representa (2) un grupo alguilo sustituidoe por un grupo
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hidrexile, (3) un grupc cicloalguilc gue puede tener un grupo
s2leccionado dsl qrupovque consiste de un grupo hidroxilo y un
grupc alguile inferior como un sustituyente, (4) un grupo
fenoxi~alguilo inferior, (5) un grupo fenilc que puede ser
sustituide, en el anillo de fenile, por 1 a 3 grupoes
seleccionados del grupo que censiste de un grupo alquilo
inferior; un grupc alcexi inferior gue puede tener un atomo de
haldgenco como un sustituyente; un atomo de haldégeno; un grupc
amino-alcoxi inferior que puede tener un grupo alquilo
inferiocr come un sustituyente; un grupo alqgquilo inferior
sustituide por un grupo hidroxilo; un grupe fenil-alquilo
infericr; un grupo alquinile inferior; un grupo amino que
puede tener un grupce alquilsulfonile inferior como un
sustituyente; un grupoc alguiltio inferior; un Jrupo
cicloalguilo;” un grupo feniltie; un grupo adamantilo; un grupoc
anilino gue puede tener un Aatomo de haldgeno como un
sustituyente en el anillo de fenilo; un grupo alcoxicarboniloe
inferior; un grupo piperazinilo gque puede tener un grupo
algquile inferior come un sustituyente en el anillo de
piperazina; un grupo pirrolidinilo gue puede tener un grupc
oxo Ccomc un sustituyente en el anillo de pirrolidina; un grugc
alcancilamino inferior; un grupo ciano; y un grups fenoxi,l(G)
un grupo fenoxi, (7) un grupo fenil-alguilo inferior gue pusde

ser sustituido, en el anillo de fenile, por 1 a 3 grupos

U}

eleccionados del grupo que consiste de un atome de haldgenao,

”

11
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un grupo alcoxl inferior que puede'tener un Adtomo de haldgeno
como un sustituyente y un grupo algquile inferior, (8) un grupo
fenil-alquilo infericr gque tiene un grupo alquilendioxi
infericr como un sustituyente en el anillo de fenilo, (10) un

Grupo alquilo inferior sustituido por alcoxicarbonilo

inferior, (11) un grupo alquilo inferior sustituido por
carkbo=xi, (12) un grupo amince que puede tener un  grupoe
alcanoilo inferior «como un sustituyente, (13) un grupo

1,2,3,4-tetrahidrogquinolilc que puede tener de 1 a 3 grupos
seleccionados del grupo que consiste de un grupo 0OXo, un grupo
alcoxi inferior y un grupo alquilendioxi inferior como un
sustituyente(s)ken el anillo de tetrahidroquinolina, (14) un

grupo cicloalquil-alquilo inferior, (15) un grupo piperazinil-

alcanoile infericr que puede ser sustituido, en el anillo de

piperazina, 'por un grupc fenil-alquilo inferior gue puede
tener un grupo alquilendioxi inferior como un sustituyente en
el anillo de fenilo, (16) un grupo piridil-alguilc inferior,
(17) un grupo alquilo inferior sustituido por uﬁ grupo amino
que puede tener un grupe seleccionado del grupe que consiste
de un grupo alquilo inferior y un grupo alcancilo inferior
como un sustituyente, (18) un grupo alcoxi inferior-alquilo
infericr, (19) un grupo imidazolilo, (20) un grupo imidazolil-
alquileo inferior, (21) un grupo alquilo inferior sustitunide
por 1,2,3,4-tetrahidroisoquinolilcarbonilo, (22} un  grupo

piperidinilcarbonilo que puede terner un grupc seleccionado del

060
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grupo gque consiste de un grupo alcoxicarbonilo inferior, un
grupo fenil-alquilo inferior v un grupc furil-alguilo inferior
como un sustituyente en el anillo de piperidina, (23) un grupo

tiazolidinil-alqguilo inferior gque puede tener un grupo oOxo

{n

como un sustituyente en el anillo de tiazolidina, (24) un
grupo piperidinilo que puede ser sustituido, en el anillo de
piperidina, por un grupo seleccicnado del grupo gue consiste
de un grupo alcoxicarbeoniloc inferior, un grupo fenil-alquilo
inferior, un grupo alguilo inferior, un grupo benzoilo y un
10 grupo furil-alguilo inferior, (25) un grupo carbonil-alguilo
inferior sustituido por un grupo

[Férmula 24)]

15 , (26) un grupc carbonil-alquilo inferior sustituido por un
grupo

[Férmula 25]

NH
—N J
N™N ..
) H ®*y
20
(27) un grupo -CO-Bao-N(R*®)R®’, (26a) wun grupo pirrolidinil-

alguilo inferior, (27a) un grupo morfolino-alquile inferior,

.

(2

[}

a) un grupo fenil-alquenileo inferior, .(29a) un  grupo

anilinccarbonil-alquilo inferior que puede tener un grupo

25 alquilec inferior como un sustituyente en el anillo de fenile,

061
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(30a) un grupo indolilc, (31a) un grupo piperazinil-alquilo
inferior que puede tener, como un sustituyente en el anillo

d

4

piperazina, un grupc seleccionado del grupo gue consiste
de un grupo alguile inferior vy un grupo fenil-alquilo
infericr gue puede tener un grupc alguilendioxi inferior como
un sustituyente en el anillo de fenilo, (32a) un grupo
amidino-alquilo inferior que puede tener un grupo alguilo
inferior como un sustituyente, (33a) un grupo fluorenilo,
(24a) un grupo carbazolilo gue puede tener un grupo aiquilo
inferior comc un sustituyente en el anillo de carbazol, (35a)
un grupo amidino gque puede tener un grupo alquilo inferior
como un sustituyente, (36a) un grupo oxalilo sustituido por
piperazinilo gue puede tener de 1 a 3 grupos seleccionados
del grupo que consiste de un grupo fenil-alguilo inferior
(que puede tener de 1 a 3 grupos seleccionados del grupc que
consiste de un grupo alquilendioxi inferior y un grupo alcoxi
inferior como un sustituyente(s) en el anillo de fenilo) Yy un
grupo piridil-alquileo inferior como un sustituyeﬁte(s) en el
anillo de piperazina o (37a) un grupo alquilo inferior
sustituido por ciano,

R“.representa un grupo oxo o un grupo fenilo,

1 representa un numero enterc de 0 a 3,

Bro representa un grupo alquilenc inferior,

R*® v R, junto con el atomo de nitrégenc al cual se unen,

pueden unirse uno al otro, directamente o por via de un atomo

06
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de nitrégenco, adtomo de oxigeno © idtomo de azufre para formar
un grupo heterociclico saturado de 5 a 7 miembros, en donde,
en el anillo heterociclico de 1 a 3 grupos fenil-alguile
inferior que pueden tener un grupo alquilendioxi inferior en
el anillo de fenilo, puede estar presente como un
sustituyente(s),

R'* v R'”, junto con el atomo de nitrégeno al cual se unen,
pueden unirse uno al otro, directamente o por via de un atomo
de nitrdégenc, atomo de oxigeno o adtomo de azufre para formar
un anillo heterociclico de 5 a 10 miembros saturado o
insaturado; o un grupo

[Formula 26]

-00

en donde, en el anillo heterociclico, pueden estar presentes
de 1 a 3 sustituyentes los cuales se seleccionan del grupo
gue consiste de (28) un grupo alquilo inferior sustituido por
fenilo, el cual tiene de 1 a 2 grupos fenilo gue pueden ser
sustituidos por 1 a 3 grupos en el anillo de fenilo,
seleccicnade del grupo que consiste de un grupo alcancilo
inferior, un grupo amino gue puede tener un Jgrupc alcancilo
inferior comoc un sustituyente, un grupo alcoxicarbonilo
inferior, un grupc ciano, un grupo nitro, un grupo fenilo, un

atomo de haldégenc, un grupo algquilo inferior que puede tener

un atome de haldgeno come un sustituyente, un grupo alcoxi

N
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inferior gue puede tener un Aatomo de haldgeno como un
sustituyente, un grupo fenil-alcoxi inferior, un grupo
hidroxilo v un grupo alguilendioxi inferior y que puede tener
un grupo piridilo en el grupo alquilc inferior, (2Z9) un grupo
carbamoilo, (30) un grupo piridil-alquilo inferior que puede
tener, como un sustituyente(s) en el anillc de piridina, de 1
a 3 grupos selecciocnados del grupo que consiste de un grupo
hidroxilo y un grupo algquilo inferier que puede tener un
grupo hidrozilo como un sustituyente, (31) un grupo pirrolil-
alquilo inferior que puede tener de 1 a 3 grupos alguilo
inferior como un sustituyente(s} en el anillo de pirrol, (32)
un grupo benzoxazolil-alquilo inferior, {33) un grupo
benzotiazelil-alguilo inferior, (34) un grupo furil-alquilo
inferior, (35) un grupo benzcilc gue puede ser sustituido, en
el anillo de fenilo, por 1 a 3 grupos seleccionados del grupo
que consiste de un grupo clano, un grupc amino. que puede
tener un grupo alquilsulfonilo infericr como un sustituyente,
un atomo de haldgenc, un grupo alcoxi inferiﬁr, un grupo
alquilo inferior que puede tener un &atomo de haldgeno como un
sustituyente, un grupo tiazolidinil-alquilo inferior que
puede tener un grupo oxo como un sustituyente en el anillo de
tiazolidina, un grupo tiazolidiniliden-alquilo inferior que
puede tener un grupo oOxXCQ COMo un sustituyente en el anillo de
tiazolidina y un grupo alguilendioxi inferior, (36) un grupo

pirimidinilo, {37y un grupo pirazinilo, {38) un grupo
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piridilo, (3%) wun grupo alcoricarbonile inferior, (40) un
grupo tiazolidinil-alcanocilo inferior que puede ser
sustituido, en el anillo de tiazolidina, por un Jgrupo
seleccionade del grupc gue consiste de un grupo o©Oxo Yy un
grupo
[Férmula 27)

RA

=N—N==xX |

RV
(en donde R vy R® cada uno representa un grupo alqguilo
inferior), (41) un grupo alguilc inferior que puede tener un
grupo seleccionado del grupc que consiste de un  grupo
hidroxiloc y un &tomo de haldgeno como un sustituyente, (4Z)
un grupo alcanoilo inferior que puede tener un atomo de
haldégeno como un sustituyente, (43) un grupo fenilo que puede
ser sustituido, en el anillo de fenilo, por 1 a 3 grupos
seleccionados del grupo que consiste de un grupo carbamoilo
gue puede tener un grupo seleccionado del grupo que consiste
de un grupc alcoxi inferior-alquilo inferior y un grupoc
alguilo infericr, un grupo alcoxicarbenile inferior, un grupoc
carboxi, un grupo ciano, un grupo fenilo, un Aatoma de
halocgenc, un grupoc alquilo inferior gue puede tener un atomo
de haldgeno como un sustituyente, un grupo alcoxi inferior
gue puede tener un adtomo de haldgeno como un sustituyente, un

grupo benzoilc que puede tener un atomo de haldgeno como un

sustituyente en el anillo de fenilo, un grupc fenil-alquilo

065
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inferior que puede tener un dtomo de haldgeno comoe un
sustituyente en el anillo de fenilo y un grupo hidroxilo,
(44) un grupo fenilo gque puede tener un grupe alguilendioxi
inferior como un sustituyente en el anillo de fenilo, (45) un
grupo naftil-alquilo inferior, (46) un grupo fenoxi gue puede
ser sustituido, en el anille de fenilo, por 1 a 3 grupos
seleccionados del grupo gue consiste de un grupo cianho, un
grupo alguilo inferiocr gue puede tener un atomo de haldégeno
como un sustituyente y un grupo alcoxi inferior que puede
tener un atomo de haldgeno como un sustituyente, (47) un
grupo fenoxi-algquilo inferior, (48) un grupc fenil-alcoxi
inferior gue puede ser sustituido, en el anillo de fenilo,
por 1 a 3 grupos seleccionadosudel grupo que consiste de un
Atomo de haldgenc, un grupo alquilce inferior gue puede tener
un atomo de halégene como un sustituyente y un grupo alcoxi
inferior que puede tener un atomo de haldégeno como un
sustituyente, {49) un grupo - (B;;CO)t-N(R*®)R*!, (50) un grupo
-{CO)0-B13-N (R*™*)R**, (51) un grupo alquilo inferior sustituido
por 1,2,3,4-tetrahidronaftilo que puede ser sustituido, en el
anillo de 1,z,3,4-tetrahidronaftalenc, por 1 a 5 grupos
alguilo inferior como wun sustituyente(s), (52} un grupc
ciclealquile gue puede tener un grupo hidroxilo como un
sustituyente, (53) un grupo piperidinile que puede ser
sustituido, en el anillo de piperidina, por 1 a 3 grupos

algquilo inferior comc un sustituyente(s), (54) wun grupo

N&g
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guinolil-alquile inferior, (55) un grupo 1,2,3,4-tetrazolil-
alquilo inferior que puede tener un Jgrupo seleccionado del
grupo gque consiste de un grupo alquilo inferior y un grupo
fenil-alquilo inferior como un sustituyente en el anillo de
tetrazol, (56) un grupo tiazolil-alguilo inferior gue puede
tener un grupo fenilo como un sustituyente en el anillo de
tiazol, (57) un grupo benzoil-alquilo inferior que puede
tener de 1 a 3 grupos seleccionados del grupo gue consiste de
un grupo alcoxi inferior y un &tomo de haldgeno como un
sustituyente(s) en el anillo de fenilo, (58) un grupo
piperidinil-alquilo inferior gque puede tener un grupo algquilo
inferior como un sustituyente en el anillo de piperidina,
(59) un grupo imidazolilo que puede tener de 1 a 3 grupos
fenilo como un sustituyente(s) en el anillo de imidazol, (60)
un grupo bencimidazolilo que puede tener de 1 a 3 grupos
alquilo inferior como un sustituyente(s}) en el anillc de
bencimidazol, f61) un grupo piridil-alcoxi inferior, (62) un
grupo 1,2,3,4-tetrahidroquinolil-alquilo inferior que puede
tener un dJrupo oxXCc como un sustituyente en el anillo de
tetrahidroquinolina, (63) un grupo 1,3,4-oxadiazolil-alquilo
inferior que puede tener un grupo 0xo como un sustituyente en
el anillo de 1,3,4-oxadiazol, {64) un grupo cicloalquil-~
alguilo infericr, (65) un grupo tetrahidropiranilo, (66) un
grupo tienil-alqguilo inferior, {67) un grupo

pirimidinilcarbonilo gue puede tener un grupo OxX0 COMO un

e

-
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sustituyente en el anilloc de pirimidina, (68) un grupo
hidroxilo, (69) un grupc carboxi, (70) un grupo alcoxi
inferior algquilo inferior, (71) un grupo alcoxi inferior
alcoxi-inferior, (72) un grupo benzcociloxi, (73) un grupo
alcoxicarbonilo inferior-alcoxi inferior, (74) un  grupo
carboxi-alcoxi inferior, (75) un grupo fenoxi-alcanoilo
inferior, (76) un grupo 1,2,3,4-tetrahidroguinolilcarbonilo

gque puede tener un Jrupo O©xXC COMo un sustituyente en el
anillo de tetrahidroquinolina, (77) un grupo fenilsulfonilo,
{78) un grupo imidazolil-alcancilo inferior, (79) un grupo
imidazolil-alquilo inferior, (80) un grupo piridilcarbonilo,
{81) un grupo imidazolilcarbonilo, (82) un grupo
alcoricarbonilo inferior-alquilo inferior, (83} un grupo
carboxi-alquilo inferior, (84) un grupo - (0-Bis)s-CO-N(R*®)R?’,
(85) un grupo -N(R?®)-CO-B;s-N(R*°)R*, (86) un grupo -N(R%)-
B173-CO-N(R*}R*, (87) un grupo benzoxazolilo, (88a) un grupo
benzotienilo,v(89a) un grupo oxo y (90a) un grupo 1,2,3,4-
tetrahidroguinolilo que puede tener un grupo ©OXO0 como un
sustituyente en el anillo de tetrahidroguinclina,

B1» representa un grupo algquileno inferior,

t representa 0 o 1,

R y R® pueden ser idénticos o diferentes y cada uno

representa un atomo de hidrégeno; un grupo amino qué puede

tener un ¢grupo alcoxicarbonile inferior como un sustituyente;

un grupo bkenzoilo gue puede tener de 1 a 3 grupos alcoxi

GRS
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infericr como un sustituyente{s) en el anillec de fenilo; un
grupo alquilo infericr; un grupo alguilo inferior que tiene
de 1 a 2 grupeos fenilc que pueden ser sustituidos, en el
anille de fenilo, por 1 a 3 grupos seleccionados del grupo
gus consiste de un grupo alcoxicarbonile inferior, un grupo
ciano, un grupoc nitro, un grupc fenilo, un atomo de haldgeno,
un grupo alguilo inferior que puede tener un Atomo de
naldégeno comc un sustituyente, un grupo alcoxi inferior que
puede tener un adtome de haldgenc como un sustituyente y un
grupo alquiltio inferior; un grupo fenilo que puede ser
sustituide, en el anilleo de fenilo, por 1 a 3 grupos

S

D

leccionados del grupo que cconsiste de un grupo alcoxi
inferior gue puede tener un &tomo de haldégeno como  un
sustituyente y un grupo alguilc inferior que puede tener un
atomo de haldgeno COomo un sustituyente; urn grupo
alcoxicarkbonilo inferior; un Jrugpo ciclealguil-alquilo
inferior; un grupo pirrolidinil-alguilc inferiocr gque puede
tener de 1 a 3 grupos alquile inferior gue pueden tener un
grupc  hidroxile como un  sustituyente en el anillo de
pirrolidina; un grupo alquilo inferior sustituido por amino
quz puede tener un grupo seleccicnado del grupo gque consiste
de un grupo fesnilo Yy uUn grupo alquileo inferior comoc un

sustituyente; un grupo alguilo inferior sustituido por

L)

1 o
Loy £y

rd-tetrahidronaftilo que puede tener de 1 a 5 grupos

alguilo inferior como un sustituyente(s; en el anille de

NEQ
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1,2,3,4-tetrahidronaftalenc; un grupc naftil-alquilo
inferior; un grupo piridil-alquilo inferior; un  grupo
qdinolil—alquilo inferior:; un grupo 1,2,3,4-tetrazolil-

alquilo inferior gue ©puede tener de 1 a 3 grupos

J]

zeleccicnades del grupoe gque consiste de un grupo alquilo
infericr v un grupo fenil-zlguilo inferior como un
sustituyente(s) en el anillo de tetrazol; un grupc 1,2,4-
triazolil-alguilo inferior; un grupe tetrahidrofuril-alguilce
infericor gue puede tener un grupo hidreoxile como un
sustituyente en el grupo alquilec inferior; un grupo fenoxi-
alquile inferior que puede tener de 1 a 3 grupos
seleccionados del grupo gue consiste de un grupo alguilo
interior y un grupo nitro como un  sustituyente(s) en el
anillo de fenilo; un grupc fenil-dlcanoilo inferior; un grupo
alcancoilo infericr que puede tener un atomo de halogeno como
un sustituyente; un grupo imidazolil-alcanoilo inferior; un
grupc alcoxicarbonilo inferior-alguilo infericr; un grupo
piridile; o un grupe carboxi-alguilec inferior o© un grupo
cicloalquilo; vy R-°

z

y B!, Junto con el &tomo de nitrdégeno al
cual se unsn, pusden unirse unc al otro, directamente o por
via de un atomo de nitrdgenc, atomo de oxigeno o atomo  de
azutire para formar un anillo heterociclico saturadeo de 5 a 7
miembros (en donde, en el anille heterociclico, pueden estar

presentes de 1 a 3 sustituyentes, leos cuales se seleccinmnan

del grupo gue consiste de un grupo alguile inferior, un grupo

870
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fenile que puede tener de 1 & 3 grupcs selecciconades del

17

grupo gque consiste de un Adtomo de haldgenc y un grupo alquilo

infericr ue puede tener un Atomo de haldgenc como  un

O

sustituyente(s) en el anillo de fenilo y un grupo fenil-
alquilc inferier gque pusde tener un grupo alguilendioxi
inferior como un sustituyente en el anillo de fenilo),

o representa 0 o 1,

B); representa un grupo alquileno inferior,

R y R pueden ser idénticos o diferentes y cada uno
representa un atomo de hidrégeno, un grupo alquilo inferior,
un grupo benzoilo que puede tener de 1 a 3 grupos alcoxi
inferior como un sustituyente({s) en el anillo de fenilo, un
grupo fenoxi-alquilo inferior gque puede tener un grupo
alguilo inferior como un sustituyente en el anillo de fenilo,
un grupo fenil-alquilo inferior o un grupe fenilo o R y R,
junto con el atomo de nitrdgenoc al cual se unen, pueden
unirse uno al otro, directamente o por via de un atomc de
nitrégeno, atomo de oxigeno o atomo de azufre para formar un
anillo hetercciclico saturado de % a 7 miembros (en donde, en
el anillec heterociclico, pueden estar presentes de 1 a 3
sustituyentes, 1los cuales se seleccionan del grupo gue
consiste de un grupo algquile inferior y un grupo fenil-
alquilo> inferior gque puede tener un grupoc alguilendioxi
inferior como un sustituyente =n el anillo de fenilo),

Bz represzsenta un grupo alquileno infericr,
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s representa 0 o 1,

F°® y R° pueden ser idénticos o diferentes vy eada uno
representa un atomo de hidrdgeno, un grupe alguilo inferior,
un grupce fenil-algquilo inferior o un grupo imidazolil-alquilo
inferior y R*® y R", junto con el &tomc de nitrégeno al cual
se unen, pueden unirse uno al otro, directamente o por via de
un atomo de nitrogeno, atome de oxigeno o &tomo de azufre
para formar wun anillo heterociclico saturade de 5 a 7
miembres, (en donde, en el anillo heterocicliceo, de 1 a 3
grupcs fenil-alquile inferior que pueden tener un grupo

alquilendioxi inferior como un sustituyvente, pueden estar

presentes en €l anillo de fenile, como un sustituyente(s)),

fas]

R representa un atomo de hidrdgeno o un grupo &alquile
inferior,

By:. representa un grupo alguileno inferior,

F*" vy R, junto con el &tomo de nitrégenc al cual se unen,
pueden unirse unco al otro, directamente o por via de un atomo
dle nitrégeno, atomo de oxigenc o atomo de azufre para formar
un grupo heteroclclico saturado de 5 a 7 miembros, en donde,
¢n el anillc heterocicliceo, pueden estar presentes de 1 a 3
sustituyentes, los cuales se seleccicnan del grupo que
consiste de2 un grupo alguilo inferior, nun grupo fenilo y un
grupo  fenlil-alquileo infericr que pued=s tener un grupo
alguilendioxi inferior como un sustituyente en el anillo de

fernilco,

072
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R>* representa un Atomo de hidrégeno o un grupo alguilo
inferior,

B,; representa un grupo alquileno inferior,

R* y R, junto con el Atomoc de nitrégeno al cual se unen,
pueden unirse uno al otro, directamente o por via de un adtomo
de nitrdgeno, atomc de oxigenc o atomo de azufre para formar
un grupo heterociclico saturado de 5 a 7 miembros, (en donde,
en el anillo heterociclico, pueden estar presentes de 1 a 3
sustituyentes, los cuales se selecciconan del grupc que
consiste de un grupo alguilo inferior, un grupo fenilo y un
grupo fenil-alquilo inferior que puede tener un grupo
alquilendioxi inferior comc un sustituyente en el anillo de
fenilo).

Sin embargo, el compuestc mencionado anteriormente
© una sal del mismo satisface los siguientes requerimientos
(iy a (vr):

(1) cuando X, representa un grupe —-CH=, entonces R;
representa un dtomo de hidrodgeno;

(ii) cuando X; representa un grupc -CH=, 1
representa 1, T representa -CO- vy R representa un atomo de
hidrcgeno o un grupo alguile gque puede tener un grupo
hidroxilo como un sustituyente, R'® representa el grupo (24);

(1ii) cuando X; representa un grupo -CH=, 1

r

2]

pre

Uy

enta 1 y T representa —N(P17)—83—CO—, rH N R“) junto

ccn el atome de nitrégeno al cual se unen, pueden unirse unc
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al otro, directamente o por via de un &atomo de nitrogeno,
atomo de oxlgeno o atomo de azufre para formar un anillo
heterociclico de 5 a 10 miembros saturado o insaturado, en
donde, en el anillc hetercociclico, de 1 a 3 grupocs de (28)
estan presentes COmo un Sustituyente(s);

(iv) cuando X; representa un atomo de nitrégenc y 1
representa 0 < cuando ¥; representa un atomo de nitrégeno, 1

represznta 1 y T representa -C0- o -50-, R' no es un grupo

(v) cuandc R® representa un grupo cicloalquilo gue
puede tener en el anillo cicloalquilo, un sustituyente
seleccionado del grupc que consiste de un grupo alquilo
inferior sustituido por amino que puede tener un grupo
alguilo inferior y un grupo alguilc inferior gue puede tener
un Atomo de halégeno como un sustituyente, R’ representa un
Jrupo —(T)l—N(R“§R15 (en donde T y 1 son iguales a los
descritos anteriormente y RY y R'7, junto con el atomo de
nitrdogeno al cual se unen, pueden unirse uno al otro,
directamente o por via de un &tomo de nitrégenc, &atomo de
cxligenc o Atomo de azufre para formar un anillo heterociclico
saturado de 5 a 10 miembros; o R y R forman un grupo

S

[Formula 28]

00

Articule 2: El compuestc aromatico o una sal del
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mismo de acuerdo con 2l articulo'l, comprende un compuesto
seleccicnade del grupe gue consiste de los  compuestos
representades por las férmules generéles (1-1) a (1-7)
posteriores o una sal del mismo como un ingrediente activo:

[Férmula 29]

RH }?H Rlb
| n . a ) o
" R £ R R!)BN R
R BN\ijﬁyﬁ R BN‘ijf7ﬁ \ijfyﬁ .
oo NP R S
‘\.1 )\1 R‘i’ \1
(1-1) (1-2) (1-3)
| a o i o 9
[ R 3 R [} R
R BN\ij§>ﬁ R BN\Tij7ﬂ ' R BN\Wjifyﬁ _—
N NI N
A OH N1 Xi
{1-1) (1-5) (1-6)
R® :
REEN R
\f\/n
——C—A
X Il
Xt N-0H
(1-7)

enn donde Y- representa un grupo alquileno infericr,
Articulo 3: El compuesto aromatico o una sal del

mismo de acuerdo con el articulo 1, comprende un compuesto

T

seleccionado del grupo que consiste de 1los  compuestos
representados por las férmulas generales (1-8) a (1-14)

posteriorez o una sal del mismo como un ingrediente activo:

<2

-
-
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[Formula 30]
N b . o . 32
I R [N R‘JNB
R NB\KVH R I\B\E/\/n \(\/H .
—T0—A ~—7—N-—A ——C0—/
X > X, A
Xl/ X }I;F' X
(1-8) (1-9) (1-10)
t \: . ! 2 N\ 2
b R b R N R
R°NB // R"NB /4 R°NB //I
D y—a oy, —A 50y, —A
> i x A2 7 ~, A T
U A X
{1-11) (1-12) (-1
R'S ]
Gy -
R M%\K/n
— C—A
X~ i
X ON-0H
{1-14)

en donde Y, representa un grupo alquileno inferior.

Articulc 4: El compuesto aromatico o una sal del
mismo de acuerde con el articulo 1, comprende un compuesto
selecclonade del grupo que consiste de leos compuestos
representadcs pcor las férmulas generales (1-15) a (1-21)

postericres o una sal del mismo como un ingrediente activo:

676



[Formula 311

b R B 13
R0 Bﬂ\(\/ﬂ R0 bﬂ\f\/n
~ TO—A —)—T?“A

R”

6 R
R¥0-By //n
mi

\v il
\j X7 g X
> (1-15) (1-16) (1-17)
] R; 6 R?' [} \:
R°0-Bq RO0-R, RP0-By,
“ //—n—(‘HTA /i\' -3 /iq(m —A
S x, x, .~ "
X1 OH X Xi
(1-18) (1-19) (1-20)
10
RS-, R
.~
Xt N-OH
(1-21)

15 en donde Y3 representa un
Articulo 5: E1

mismc de acuerdo con el
seleccionadc del grupo

representados por las

grupe alquilenc inferior.

compuesto arcmatico o© una sal del

articulo 1, comprende un compuesto
gue consiste de los compuestos
férmulas generales {1-28)

(1-22) a

20 posterinres o una sal del mismc como un ingrediente activo:

077
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[Férmula 2]

H"SZCONH k- R‘iy—colw R R‘izcow R

\(/n \f/n \f\/n :
——0—A 5 N—A ——C0—A
X, S X~

Xl .\;1 R;* )\l

(1-22) (1-23) f1-24)

R’SZCONH R Rﬁzmw k" RGSZCONH

R:
\\:F—”H_A \ jrﬂ3vA e P S(0,—A

Moo M M

{1-25) {1-26) (1-27)

2n donde Y. rapresenta un grupc alguilenc inferior.

Articule 6: E1 compuesto aromatice o una sal del
mismo de acuerde con el articulo 1, comprende un compuestco
seleccionado del grupo gque consiste de los compuestos

representados por las fdérmulas generales (1-29) a (1-

)

2]

posteriores o una sal del mismc como un ingrediente activo:
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[Formula 33]
. )2 - R . R
500 R b-Cp R°-CO
—_— . —_—n — —
~ ) 0 A \’) i} A \) L
‘ X ASTR -1 N
(1-29) (1-30) {1-31)
6 R? o_ R* e :
R™-C0O ’//ﬁ R™-CO ///ﬁ R™—CC ’//ﬁ
i -a ——Y:—A 50y, A
\) i i \’) AT \) 2y
ooan N Al
(1-32) (1-33) (1-34)
b~ R*
R L()\(\/ﬂ
——C—A
>~ i
ANl
(1-3m
en donde T, representa un grupc alquilenc inferior.

Articulo 7: El compuesto arcmaticoe o una sal del

mismo de acuerde con el articulo 1, comprende un compuesto

seleccicnadoe del grupo 4que consiste de  1los  compuestos

representados por las fdérmulas generales (1-36) a (1-42)

postericores o una sal del mismo como un ingrediente activo:

073
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[FAarmula 24}
HO H? 110
| R: s R: - ) R:
o- o Rl
R CH\Iifyﬁ R L”\Iféyﬁ \Ii%>ﬁ -
— ——N— ——C0—
N N >
X Ny Ry X
(1-36) (1-37) (1-38)
o o o |
b R- 6N R- b_ R
R-Cll ///ﬁ R LH\Ti%>ﬁ | R LH\Ti¢>ﬁ )
\T(]”*A \'j—\‘{‘l\ \) D(O)u_!\
Xloooon X1 Y
(1-39) (1-10) (1=11)
110
Rh‘_llw“ \2
\ff?jL—F—A
X, I
AON-OI
{1-42)

r

en donde Yi répresenta un grupo alquilenc inferior.

Articulc 8: El compuesto aromaticc o una sal del
mismc de acuerdo con el articulo 1, comprende un compuesto
seleccicnade del grupe que consiste de los compuestos
representados por las férmulas generales (1-43) a {1-49)

posteriores o una sal del mismo como un ingrediente active:
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[Formula 35)
R‘;‘Jl- R‘.—'lﬂ . R':“J a9y R-r'h R(’J
R'j*lVCﬂl\l’ R* 126—1|\I(‘DN ke R‘-‘—,{w‘m\i* R
—— _ N ; () —
< O—A \r)j m A \’/J(
M Xoooogf X1
(1-13) (—11) (1-145)
Rg];, qu RQLI R‘éla th Rgd .
ko -RcoN K RO-NCON R RE-KicoN R
NCON~_=5/ Ji ,//ﬁ ' /’/ﬁ
N A T L 50,4
N : x>, ° >, sooh
X1 o X N
(1-16) (1-47) (1-18)
Rr;’l' RQ.]
KS-NCON R
\tféﬁ
——C—A
x, A
At N-0R
(1-49)

en donde ¥Y; réepresenta un grupo alquileno inferior.

Articule 9: E1l compuesto aromdtico o una sal del
mismc de acuerdo con el articule 1, comprende un compuesto
seleccianado del grupo gque consiste de los compuastos
representados por las formulas generales (1-50) a (1-56)

posteriores o una sal del mismo come un ingrediente activo:
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[Foérmula 36]
e R~ S R= . R”
R™=HU=N //Tl R™-HC N\E/\/n K™= N\f\/ﬂ .
\,TD;A > ]?:A x T0—A
?\1 ,\1 R :\]
(1-50) (1-51) (1-52)
At R: RG__HC:N R: 6__ =N R:
R™-HC N\ijfyﬁ \ijfyﬁ RY-HC R\ijéyﬁ N
i — —Y— — S (0),—
x gH A o ) Yo—A D Stak,—A
X 0l X1 Y4
(1-53) (1-54) {1-25)

A

R..

R —HL=N\1f/\/H
——C—A
N
,\'1/ t

N-Ni

(1-56)

en donde Y; representa un grupo algquileno inferior.

Articulo 10: El compuesto aromatico o una sal del
mismo de acu=srdo con el articule 1, comprende un compuésto
seleccionadoe del grupo que consiste de los compuestos

representados por las férmulas generales (1-57) a (1-63)

postericres o una szal del mismo como un ingrediente activo:
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[FAarmula 37]

li\\mﬂ ﬁ\.ll)a l'\a]ﬂa

; R* 5 - k=06 - N
R%~(Ban,) e =SOaN R¥=(Bun, ) =SUN R7=(Brog) . —S0:N
) /_/D_—”_A /iN—:\ \E/‘yl_(-()__f\
xS S x>
N YRS Ni
5 _
{1-57) (1-585) (1-59)
sil_{la ll{lllﬂ 5{1“3
R Beza) s SON__z /R:R‘L(ngd)(,—srm - /R:Rf’—f.B::J);SO:N - /“"‘
\[Tiﬂ~fH—\ \Ijtj—ﬂ%—A \[i:l—suﬂ —A
AR ~ A x, A 0
o X X
(1-G0) (1-61) {1-62)
19 §1Ua )
: . R~
RH-{Bgzy) e~S0N
X~
N1 N-OH
({-R3)
en donde Y: representa un grupco alguileno inferior.

15 Articulo 11l: El compuesto aromédtico o una sal del
mismo de acuerdo con el articule 1, comprende un compuesto
seleccionado del grupoe gque consiste de  los  compuestos
representados por las fédrmulas generales (1-€4) a (1-70)
costeriores ¢ una sal del mismo como un ingrediente activo:

20
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{Férmula 322
i - R- ROy R~ Ri-7 R-
TN A A
-l—n—f\ 0 —A —”—co—/\
T S A
W N N
(1-64) (1-65) (1-66)
i - R- i R* o_- R”
RP-7, R"-7, R®-7,
//n—cnﬂ //—n—\’-"-A \{/l—q(o) —A
\) } i \’) A \) o n
Xl O] \1 .\;

(1-67) {1-68) (1-69)

en donde Y. representa un grupo algulleno infericr y &3

representa un grupo alquenilenc inferior.

Articulo 12: El compuesto arcomatico ¢ una zal del

=
H.
0

m

IS

de acuerdo con el articulc 1, comprende un compuesto

&
pax

®
o

e

N

clionado del grupo gque <c¢onsiste de 108 compuestes
representados por las fdrmulas generales ({1-71) a (1-77)

posteriores o una sal del mismo como un ingrediente activo:

0

A
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[Farmula 39]
RSB, CONH R Rsg o R Reop, oot k-
YA § \(\/1 A
-\3_ \1 R‘r‘ A\l

5 11-71) (1-72) {(1-7H

RO-B1CONH_ 4R RO-B, CONH R*-B,CONH_> AR'
\(\/' CH—A \E\/ Yi—A \C-/.‘—S(mn—;x

Xl 0 ‘\1
(1-74) (1-75) (1-761
10
R, CONI R
A \(\/ﬂ
—5—C—A
SN
AUON-Ol
(1-77)
en donde Yi representa un grupo algquileno inferior.

15 Articulo 13: El compuesto aromdtico o una sal del
mismo de acuerdo con el articule 1, comprende un compuesto
selecciconado del grupo que consiste de los compuestos
representados por las formulas generales (1-78) a (1-84)
postericres o una sal del mismo ccmo un ingrediente activo:

20
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[Formula 40)
0_ It als, R h_‘ "( W_ ey R:
k=W ,—B.CONH ”'/’ﬁ R B )Nll\\[:j~>,/ R (Wr,-Ba L')\I[\\[if¢>yﬁ
——0—A ——C0—A
x A 5 A
\1) RS X,
(1-73) (1=79) {1-80)
. . . RQ
RU- (W) ,~B2GONH ~ (W) ,~BLCONIE R (W) = PCONII
U // A ii—ﬂ —\u //ii*SUﬂ —A
(H_f =~ ) K] ! \') n i
\1 mi N A
(1-S1) (1-82) (1-83)
RY- (W) ,~BaCONH //R2
f\_n—(:—z\
Xy~ |l
AT N-DH
{1-84)

en donde Y: representa un grupo alquileno inferior.

Articulo 1l4: El compuesto arocmatico © una sal del
mismc de acuerdo con el articule 1, comprende un compuesto
seleccionade del grupo gue consiste de los  compuestos
representados por 1las fdérmulas generales (1-85) a (1-%1)

posteriores ¢ una sal del mismo comc un ingrediente activo:

N26
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[Férmula 41]
R'_’

il -Byg,—0- BU\(\/ ) RA -Bias—0- L(J\(\/ R? “Biu, 0~ B“\(\/ﬂ o

- «
/\1 5 Xy

5 (1-585) (1-88) (1-87)

R B]gd*U BU / f\ _BI‘H_U L.“ / Rb B](l -0~ BO /\|
u1 « Sy, —
on ¥

(1-88) (1-849) {1-90)
10 Co
. R-—
Rkalguio—BU
Ch
x A
X1 N-oH
(1-91)
en donde Y: representa un grupo alguilenco infericr.

15 Articule 15: El1 compuesto aromaticeo o una sal del
mismo de acusrdo con el articulo 1, comprende uUn compuesto
seleccionadec del grupo que consiste de los compuestos
representados por las férmulas generales (1-92) a (1-98)
postericores ¢ una sal del mismo como un ingrediente activo:

20
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{Férmula 427

H‘H\)]. \LH )1 {CH Yy,
R~ (Buphy = RE RP-(Buyrg—

tii——ﬂ \ﬂ/ —:iV A \W/ ///6q

[ .
\l R¥ A
1-92) (1-93) (1-9H
*q (n»P f“hh
. v
= (Bug) = R-— R™(Ban) y— R' _(1-'._’0) 4N N R:
Y % Y s
—"'—(_H A ——Y —A 0 \’)—S(O)“—A
\1 m( \a Xy
(1-95) 11-96) (1-97)
HIH
R (B"“)d
4
(1 (—A
-% \nH
1-Y8}

en donde Y: representa un grupo alguileno inferior.

Articulo 16: El compuesto aromatico o una sal del
mismec de acuerdo con el articulo 1, comprende un compuesto
seleccionado del grupo gque consiste de los compuestos
representados por las formulas generales (1—99) a (1-105)

postericres o una sal del mismo como un ingrediente activo:
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[Eédrmula 43]

TN \ B (B ) =N iy R (B3ay. ) =N N
R"= (Bap) =N N R~ (Bay. ) &N N 2
N/ " S

R- R- R®
//n //n //ﬂ o=
—0—A ——N—43 —y =
N ~ N
5 xl/ xl/‘ ['{ N7

(1-99) (1-100) (1-10D

Boim N \ A / k ] / y
RP-(By) N N R (Bl N N R-WBya) N N

///6 ///ﬁ ///ﬁ (8} A
|—- A _l__"j_" _r'#s .() -
= gH A W Yo—A < a
XU ol Xi Al
(1-102) (1-103) (1-109
10
R Bapd N N
R-.-
ZA
] C_‘A
.~ |l
A
(1-105)

15 en donde Y3 representa un grupo alquileno inferior.

Articule 17: El compuesto aromaticc o una sal del

mismo de acuerdo con el articule 1, comprende un compuesto

seleccicnado del qgrupo que cconsiste de los compuestos

representados por las férmulas generales (1-106) a (1-112)

¥

[N}

posteriores o una sal del mismo como un ingrediente activo:

)
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[Formula 44]
R10H Riob R0
L'l R? Rﬁ—é—ﬂ S R” Re L 1S -
RY-N-0-8 RO-N-(
/_/ﬂ_ —A //n—\'—z\ \f\i-CO*A
>, ! \-)j!h x> A
5 X X I X
(1-108) (1-107) (1-108)
R]nh RLth le
| | N | »
. R G R G . R
RP-N-0-5 R°-N-0-5 R"-N-0.8
\(yn—d-l—f\ \(\/ﬂ Ya—A \f\/n—q(u) —A
\Y/U | ’ \X)J - \X,U - B
Aol 1 A
10 (1-109) . (1-110) (1-111)
Rmh
| 2
6 N=OS R
R¥-N O_S\f\/n
-5 C—A
\\./ 1
AMoON-0l

(1-112)

15 en donde Y3 representa un grupo alquileno inferior.

Articulo 18: El1 compuesto aromatico o una sal del

mismo de acuerdo con el articulo 1,
" seleccicnado del grupo gque consiste de los

representados por las férmulas generales (1-113) a

20

)
wn

comprende un compuesto

COMEUEesLos

posteriores o una sal del mismoc como un ingrediente activo:

190
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[Formula 45]
6 R~ 6 R* G R”
R S\(\/n R Sfyﬂ R 5\(\/n -
55— 0—A —7—N—A —7—C0—
x ‘ X, X
Ay X1 [!35 X
(1-113) (1-114) (1-115)
f R 6 R~ £ R~
- - -
R"-§ ///ﬁ R S\Iigyﬁ - R \Tffyﬁ ‘
\erﬁﬁ—A \h:r—h~ﬂ \njf_MOM_A
Xt oH X X
{1-116) (1-117) {(1-11%)
b_q R
R b\f\/ﬂ
—C—A
Sl
X1 N-0OH

en donde Y; répresenta un grupo alguileno inferior.

Articule 1%: El compuesto arcomdtice o una sal del
mismo de acuerdo con el articulo 1, comprende un compuesto
seleccionado  del grupo que consiste de 1los compuestos
represéntados por las férmulas generales (1-120) a (1-126)

posteriocres o una sal del mismo como un ingrediente activo:



10

2
n

[Formula 46]

Ro-Ze oo™ Bzt R-Zo o ©
I i 21 o—a
N N NS
al

X X1 RY
(1-120! (1-121) (1-122)
i R? 8 R- R R*
Iy RY-7- 7.
A A ' Z“\f\/n
— _— S y —_—
< D gH A D Yi—A < S(0),—A
X1 04 X X
(1-123) (1-124) (1-125)
6__7n R:
R u_\(\/n
——C—A
X~
Xt N-OH
(1-126)

en donde Y3 representa un grupo alguileno infericor y Z:
representa un grupo elguinileno inferior.

Articule 20: El compuestoc aromatico o una sal del
mismo de acuerdo con el.articulo 1, comprende ﬁn compuesto
seleccionado del grupe que consiste de los  compuestos

representados por las foéormulas generales (1-127) a (1-133)

posteriocres ¢ una sal del mismo como un ingrediente activo:

n9?2
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[Férmula 47]

b _NOC N R hn. _uv R
R -Biaa~HNOC //ﬂ R -Bya,-1UNOC //n BBy, HN(\C\]i/\/D
\\:f*UmA \\jT_T‘A < CO—A
A X R5 A¢

(1-127) (1-128) (1-129)

RE-Bys, -INOC /jR' RO=B1s, INUC__z /jRL R*~B1a—HNOC <z /‘|R
——CH— A \E\—!“—\;g-—.ﬂ\ \C'——s (), A
NI >, A X
|

X{ OH N
(1-130) (1-131) (1-132)
RO-Byy, ~HNOC R®
I¥a \,(\/n
——C—A
~2
5 N-0H
(1-133)

en donde Y: representa un grupo alquileno inferior.
Articulo 21: El compuesto aromdtico o una sal del

mismo de acuerde con el articulo 1, comprende un compuesto

U}

eleccionado del grupc gue consiste de los compuestos
representados por las fdérmulas generales (1-134) a (1-140)

postericres o una sal del mismo come un ingrediente activo:

193
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he] X a Xi
(1-134) (1-135) (1-136)
R‘i—zr R"" RH_Z'J Rz RH_ZS R:
\(/n \(/n \(/n 0
——CH~ — Y5 ——S(0),—
\~,/” ?H A _ \\‘/ﬂ Yy —A \\,/J S(0),—A
h! OH X1 X
(1-137) (1-138) (1-139)
g R"
R Z,\(\/n
\’) I(|.~A
X N-OH
(1-140)

en donde Y. representa un grupo alquileno inferior vy Z:
' . : . 54

representa un grupo aliguileno inferior o un grupo -N(R™7)-.

Articulo 22: El compueste aromaticc o una sal del

mismo de acuerde con cualguiera de los articules 1 a 21, en

D

donde Y =2s un grupo -0-.
Articulo 23: El compuesto aromédtico o una sal del

mismo d

D

acuerdo con cualguiera de leos articuleos 1 a 21, en
donde Y e&s un grupo ~N(R®) ~.

Articulo 24: El compuesto aromatico o una sal del
mismo de acuerde con cualguiera de leos articules 1 a 21, en
donde Y es un grupe -CO-, un grupe -CH(CH)-, un grupoc

alguilene inferior, un grupo -3(0)n- 2 un grupo -C{=N-0H)~.
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Articule 25: El compuesto aromatico o una sal del
mismo de acuerdo con cualguiera de los articulos 1 a 21, en
dond= A es un grupo

[FArmula 49]

(R”)

/

— RI

/X

Articulo 26: El compuestc aromatico ¢ una sal del
mismo de acuerdo con cualguiera de los articules 1 a Z1, en
donde A es un grupo

[Férmula 50]

Articulc 27: El compuesto aromidticc o una sal del
mismo de acuerdo con cualqguiera de los articulos 1 a Z1, en
donde F? representa un grupe imidazolil-alguilo inferior, un

grupc  1,2,4-triazolil-alquileo infericr, un grupo 1,2,

sl

triazclil-alguileo inferior, un grupo 1,2,5~triazolil-alguilo
inferior, un. grupo pirazolil-alquilo inferior, un qrupo
pirimidinil-alquilo inferior que puede tener un grupoc oxo
como un sustituyente en el anille de pirimidina, un grupo
3,5-dioxolisoxazolidin-4-iliden-algquilo inferior, un  grupo
l,2,4-ocxadiaczolil-alquile infericr gue puede tener un grupo

zlquile inferior como un sustituvente en el anille de 1,2,4d-

095
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oxadiazel, un grupo tiaczolidinil-alquilo inferior que puede
tener un grupo o©xo comc un sustituyente en el anillo de
tiazolidina, un grupo

{Fdrmula 511

—</:/\N—"R'3

C un grupo

[FOrmula 521

Rl3a
N_Rm

Articulec 28: El compuestc arcmatice © una sal del
misme de acuerdoc con cualquiera de los articulos 1 a 21,
representade por la férmula general (1) en donde R
representa un grupo - (T} ~-N(R™)RY™ (7, R™ v R!® son los mismos
come s=2 define anteriormente) y 1 representa 0.

Articulo 29: El compuesto aromatico o una sal del
mismo de acuerdo con cualquiera de los articulos 1 a 21, en
donde B? es un grupo - (T),-N(R™)RY™ vy 1 es 1.

Articulo 30: El compussto aromatico o una sal del
mismo de acuerde con cualquiera de los articulos 1 = 21, en
donde R es un grupo -(T):-N(R'™R'Y, 1 es 1 v T es un grupo
~MN(RYY-B:~CO-.

Articulo 31: El compuesto aromatico o una sal del

mismy de acuerde con cualquiera de lcs articules 1 a 21, en

nNae
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donde R! es un grupo —(T):-N(R'™E™, 1 es 1 y T es un grupo

—Bis—N (R'") =CO-.

mismo

donde

Articulo

32:

de acuerdo con

R* es un grupo

-By-CO-.

Articulo 33:

mismo de acuerdo con

donde

d
R es un gr

—Q-B;-CO-.

Articulo 34:

upo

mismo de acuerdo con

donde

o
R &s un gr

—Bg-N (R"™) =B~

mismao

donde

Art'iculo 35:

de acuerdo

R’ es un gr

—-CO-B:—.

Articuloc

upoe

zon

upo

36:

mismo de acuerdo con

donde

~CH (OH

mismo

R* es un gr
) —Bg—.
Articulo

de acusrdo

upo

37:

zon

El compuesto aromatico o una sal del
cualguiera de los articules 1 a 21, en

T,

~(T):-N(R™)R**, 1 es 1 y T es un grupo

El compuesto aromdtico o una sal del
cualquiera de los articulos 1 a 21, en

~(T)-N{R'¥™)R!>, 1 es 1 y T es un grupo

El compuesto aromdtico o una sal del
cualquiera de los articulos 1 a 21, en

—(T):-N(R™R'™, 1 es 1 y T es un grupo

El compuestce aromatico o una sal del
cualquiera de los articuleos 1 a 21, en

-(T)1-N(R*™)R'?, 1 es 1 y T es un grupo

El compuesto aromatico o una sal del
cualquiera de los articules 1 a 21, en

-(T):-M(R™PB'", 1 es 1 y T es un grupoc

El compuestc aromdtico ¢ una sal d=l

cualguiera de los articulos 1 a 21, en

donde BY a5 un grupo —(T}l—N(R“)RQa 1 es 1 y T es un grugo

037
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~CO~-B1,-C0O-.
Articulo

mismo de acuerdo con

donde R®

€S un grupo

_CH (OH) —Bll—CO— .

Articulo 39:

mismo de acuerdo con
donde R' es un grupo
-CO-.

Articulo 40:
mismo de acuerdo con
donde R' es un grupo
-S0z-.

Articulo 41:
mismo de acuerdo con
donde R* es un grupc
-B-3,~-CO-CO-.

Articulo 42:
mismo de acuerdo con
donde R* es un grupo

alguilenc inferior.

Articulo 43:

mismo de acuerdc con

seleccicnade del

representados por las

28:

grupo

75

El compuesto aromatico o una sal del

cualquiera de les articulos 1 a 21, en

—(T);-N(R'™)R!®, 1

es 1 y T es un grupo

E1l compuesto aromatico © una sal del

cualgquiera de los articules 1 a 21, en

~{(T);-N(R™MR™, 1 es 1 v T es un grupo

El compuesto arcomatico o una sal del

cualguiera de los articulos 1 a 21, en

- (T)1-N(R™R'™, 1 es 1 y T es un grupo

El compuesto aromatico o una sal del

cualgquiera de los articulos 1 a 21, en

-(T)-N(R™R', 1 es 1 y T es un grupo

Bl

compuesto aromatico o una sal del

cualquiera de los articules 1 a 21, en

5

—(T);-N(R"}R'Y™, 1 es 1 y T es un grupo

El compuesto arcmatico o una sal del

el articulc 1, comprende un compuesto

que consiste de los compuestos

formulas generales (1-1), (1-2

Ve (1-8),
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(1-9), (1-15), (1-16), (1-29), (1-30), (1-43), (1-44), (1-
57y, (1-58), (1-64) y {(1-65) o una sal del mismo como un
ingrediente activo, en donde Y es un grupo -0- ¢ un grupo -
N{R"})~, A es un grupo

[Formula 53]

3
/ \/\>( )p
_;?\R4

es5 un grupo ~{(T)-N(R*™)R".

=vl

r Y
Rt!

Articulo 44: El compuesto arcmidtico o una sal del
mismo de acuerdo con el articulo 43, en donde 1 es 1 y T es
un grupo -N(R'")-B;-CO-.

Articulo 45: El compuesto aromatico o una sal del
mismo de acuerde con el articulce 43, en donde 1 es 1 y T es
un grupce —By-CO-.

Articulo 46¢: El compuesto aromatico o una sal del
mismo de acuefdo con el articule 42, en donde 1 es 1 ¥ T es
un grupo —-CO-.

Articulo 47: El compuesto aromstico o una sal del
mismo de acuerdoe con el articulo 43, en donde 1 es (.

Articulo 48: El compuesto aromético o una sal del
mismo de acuerdo con el articuls 1, comprends un compuesto
selecclicnado del grupc gque consiste de N-[6-(4-{[2-(d-
piperonilpiperazin-1-il)-2-oxcetilletilamino}-2-

meteoxifencoxi)piridin-3-11}-3,d-diclercbenzamida, N-[6-(4-{[2-

093
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(d-pipercnilpiperazin-1-il}-Z-oxoetilletilamino}fenoxi)-
piridin-3-il]-4d-trifluorometilienzamida, N-[6-(d—-{[2-(4-
piperonilpiperazin-1-1il)-2-oxoetil]etilaminc}-2-
fluorofenoxi)piridin-3-il]-4-triflucrometilbenzamidea, M-[6-
(d-{[2-(4-piperconilpiperazin~1-il)-2-oxoetillmetilaminc}-2-
flunorofencxiipiridin-3-il]-4-trifluorometilbenzamida, N-[6-
(d={[2~{d-piperconilpiperazin-1-il}-2-oxcetil]lmetilaminolt-2-
metoxifenoxilpiridin-3-il]-4-trifluorometilbenzamida, N-[6-
(d-{[2-(d-piperonilpiperazin-1-il)-2-oxoetilletilaminc}-2-
metoxifenoxi)piridin-3-il]-4-trifluorometilbenzamida, N-f{6&-
(4-{[2-(4-piperonilpiperazin-1-il)-Z-oxcetil]etilamino}-2-
metilfencxi)piridin-3-i11]-3,4-diclorobenzamida, N-[6-{4-{[2~
{d-piperonilpiperazin-1-il)-Z-cxoetil]metilaminol}-2-
metilfencxilpiridin-3-il]l-4-trifluorcocmetilbenzamida, N-(6-{4-
[3-(4-pipercnilpiperazin-1-1i1)-3-oxopropil] fenoxilpiridin-3-
il)-3,4~-diclorobencensulfonamida, N-[{6-(4-{4-[2-(4-
piperonilpiperazin-1-il)-2-oxocetil]piperazin-i-
il}fencxi)piridin-3-il]l-4-triflucrometilbenzamida, N-[6-(4-
{4-[2-(d-piperonilpiperazin-1~il)-Z2-oxoetillpiperidin-1-
il}fenoxl)piridin-3-il]-4d-triflucrometilbenzamida, N-{6-[(4d-
{d=-{2-(4d-pipesrcnilpiperazin-1-il)-2-oxoetil]piperidin-1-
il}tfenil)metilamino]lpiridin-3-ilt-4-trifluorometilbenzamida,
N-{6-(4-{4-[2-(4~hencilpiperazin-1-il)-2-o¥netil]piperidin-1-
ilt-Z-metilfenoxi)piridin-3-il]-d-triflucrometilbenzamida, N-

[6—(4—{4—[2—(4«piperonilpipera:in—1"il)—3—oxoetil]piperidin—

108
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1-il}-Z-metilfenoxi)piridin-3-il]l-4-trifluorometilbenzamida,
M-[6-(d-{d-[2-(4-piperonilpiperazin-1-il)-2-
oxoetil]piperidin-1-il}-Z-metilfenoxi}piridin-3-11]-3,4-
diclorobenzamida, N-{6-{4-(4d-bencilpiperacin-1-
carbonil) fenoxzilpiridin-3-il}-4~trifluorometilbenzamida, N-
{6-[d-(4d-bencilpiperazin-l-carbcnil) fenoxi]piridin-3-i1}-3,4~
diclorobenzamida, N-[6-((4-[3-(4~piperconilpiperazin-1-1il1)~3-
cxopropillfenilimetilamino)piridin-3-11]-4-
trifluorometilbenzamida, N-[6-(4-{[2-(4-pipercnilpiperazin-1-
i1lj-Z~oxcetil]etilamino}-2-fluorofenoxi}piridin-3-1i1]-3,4-
diclorobenzamida, N-[6-{d=-{[2-(d-piperonilpiperazin-1-il)-2-
oxoetilimetilamino}-2-fluorcofenoxi)piridin-3-11]-3,4-
diclorcbenzamida, MNM-[6-(4-{{Z2-(4-piperonilpiperazin~-1-il)-~-2-
oxostil]lmetilamino}-2-metoxifenoxijpiridin-3-1i1])-3,4~
dicleorobenzamida, N-[6-(4-{[2~-(4-piperconilpiperazin-1-i1)-2-
oxoetilimetilamino}fenoxitpiridin-3-11]-3,4-diclorobenzamida,
1-(6-{4-[2-(d~piperonilpiperazin-1-11)~-3-
ozopropil]fenoxi}piridin—3~il)—3—(3,4—diclorofenii)—1—
etilurea, N-(6-{4-[3-(4~piperonilpiperazin-1-il)-3-
oxopropil]fencxilpiridin-3-il)-4-triflucrometilbenzamida, N-
[6=(d~{[Z~-(4-bencilpiperazin-1-il)-Z-oxoetil]lmetilaminoc}-2-
metilfenoxi)piridin-3-ilj-4-trifluorometilbenzamida, N-{6-(4-
{d-[2-(4-hencilpiperazin-1-il)-Z2-nxcetil]lpiperidin-1-
illfenoxi)piridin-3-i1]-3,4~-diclorobenzamida, N-(6-{4-13-(4~

viperonilpiperazin-l-carbonil)piperidin-1-il]fenoxilpiridin-
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2-il)-3,4~-diclorobenzamida, N—[6—(4—{4—[2—(4—bencilpiperazin—
l—il)—2—oxoetii]piperidin—l-il}fenoxi)piridin—3-il]—4—
trifluorometilbenzamida, N-{6-[(4d-{4-[2-{4d-bencilpiperazin-1-
il)-2-owoetil]piperidin-l1-il}fenil)metilamino]lpiridin-3-il}-
d-triflucrometilbenzamida, N-(&6-{4-[(2-{4-{4-(4-
tlucrobenzoil) fenillpiperazin-1-il}-2-orxoetil)imetilamino]-2-
metorxifenoxzilpiridin-3-il)-4-triflucrometilbenczamida, Z2-(4-
piperonilpiperazin-1-il1)-N-{3-metil-4-[5-(4-
triflucrometilfenoximetil)piridin-2-iloxilfenil}-2-
nroacetamida, N—[é~(4“{[2—(4—piperonilpiperazin—l—il)-2—
oxoetil]lmetilaminc}-2-metilfenovi)piridin-3-il]-2-flucro-4-
trifluorometilbenzamida, N-[6-(4-{4-[Z-(4-piperonilpiperazin-~
l1-il)=-2-oxcetil]piperidin-1-il}-2-metoxifenoxi)piridin-3-il]-
d-triflucrometilbenzamida y éster etilico del Aacide 4-(3-{3-
metil-4-[5-(4-trifluorometilbenzoilamino)piridin-2-
iloxi]fenil}-2~oxchexahidropirimidin-1-il)benzoico,
< una sal del mismc como un ingrediente activo.

El compuestc aromatico o una sal del mismo que
sirve come el ingrediente activo de la presente invencidn es
un compuesto concclido y descrito en el Documento de Patente

1.

Los ejemplos especificos de los grupcs individuales
mecstrados en la férmula general (1) son los siguientes.
Los ejemplos del grupo alquenileno inferior

incluyen grupcs alguenilenc lineales ¢ ramificados Jque tiensan

o
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de 2 a 6 Atomos de carbono y de 1 a 3 enlaces dobles tales

COomo los grupos vinileno, l-propenilenc, l-metil-1-
propenilenc, 2-metil-1l-propenileno, 2-propenileno, 2=
hutenileno, l1-butenileno, 3-butenileno, Z2-pentenileno, 1-

pentenileno, 3-pentenileno, 4-pentenileno, 1,3-butadienileno,
1, 3-pentadienileno, 2-penten-4-inileno, Z2-hexenileno, 1-
hexenileno, 5-hexenileno, 2-hexenileno, 4-hexenileno, 3,3-
dimetil-l-propenileno, 2-etil-l-propenileno, 1,3,5-
hexatrienileno, 1,3-hexadienilenc y 1,4-hexadienileno.

Los ejemplos del grupo alguinileno inferior
incluyen grupos alquinilenc lineales o ramificados gue tienen

de 2 a 6 atomos de carbono y de 1 a 3 enlaces triples tales

como los grupos etinileno, l-propinileno, l-metil-1-

[R]

propinileno, -metil-l-propinileno, 2-propinilenc, 2=
butinilence, ‘il-butinilenc, 3-butinileno, 2-pentinileno, 1-
pentinilenc, 2-pentinileno, 4-pentinileno, 2-pentin-4-
inileno, 2-hexinileno, l-hexinilenc, S5-hexinileno, 2-
herxinilenc, dJd-hexinileno, 3,3—dietil—l—propinileﬁo y Z2-etil-

l-propinileno.

Los

0]

jemplos del grupo alcoxi inferior incluyen
grupos alcexi lineales o ramificados gue tienen de 1 a 4

dtomes de carbonc tales come los grupos metoxi, etoxi,

propoxi, isopropoxi, buto=i, terc-butoxilo, pentilo=i v

hexiloxi.

Los ej=wplas del grupe alguilce inferior incluyen

03
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grupos algquilo lineales o ramifiéados gue tienen de 1 a 6
dtomos de carbono tales como los grupos metile, etilo,
propilo, isopropilo, 2,2-dimetilpropilo, l-etilpropilo,
butilo, isobutile, terc-bhutilo, iscpentilo, pentilo y hexilo.

ios ejemplos del grupo alguilo inferior el cual
puede tener un grupo alcoxi inferior «como sustituyente
incluyen, ademds de los grupos alguilo iﬁferior descritos
anteriormente, grupos alguilo lineales o ramificados gue
tienen de 1 a 6 atomos de carbono los cuales pueden tener un
grupo alcoxi lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 atomos de

carbono como sustituyente tales como los grupos metoximetilo,

l-eroxietiio, Z-metoxietilo, 2-propoxietilo, 3-
isopropoxipropilo, 4-butoxibutilo, S-pentiloxipentilo, 6
hexiloxihexilo, l,1-dimetil-2-metoxietilo, 2-metil-3-

etoxipropile 'y 3~-metoxipropilo.

Los ejemplos del grupo alcanoilo inferior incluyen
grupos alcanoiio lineales o ramificados que tienen de 1 a 6
atcmos de carbecno tales como los grupos formilo, acetilo,
propionilo, butirilo, isobutirilo, pentancilo, terc-
butilcarbonilo y hexanocilo.

ﬂos ejemplos del grupo fenil-alquilo inferior
incluyen grupoé fenilalguilo cuya porcién alquilo es un grupo
alquilo lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 A&tomos de
carbono tales como los grupos bencilo, 2-feniletilo, 1-

feniletilo, 3-fenilpropilo, 4-fenilbutilo, 5-fenilpentileo, 6-

104
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xilao, 1,1-dimevil-2-fenilstilo Yy
fenilpropilo.

Los ejemplos del grupo alquilenc inferior incluyen
grupos algquileno lineales o ramificades gue tienen de 1 a 6
atomos de carbono tales como los grupoes metileno, etileno,
trimetilenco, Z-metiltrimetileno, 2,2-dimetlletileno, 2,2-
dimetiltrimetileno, l-metiltrimetilenc, metilmetileno,
=tilmetilenc, tetrametileno, pentametilenc y hexzxametileno.

Los ejemplos del grupe alguenileno inferior el cual
puade tener un grupo fenilo como sustituyente incluyen grupos
alguenileno lineales o ramificados, los cuales tienen de 2 a
5 atomos de carbono vy de 1 a 3 enlaces dobles y los cuales
pueden tener un grupo fenilo como sustituyente tales como los
gruposs  vinilenc, l-propenileno, 1l-metil-l-propenilenc, 2-
metlil-l-propshileno, 2-propenilenc, Z2-~butenileno, 1-

butenileno, 3-butenileno, 2-pentenileno, l-pentenileno, 3-

pentenilenc, 4-pentenileno, 1,2-butadienilenoc, 1,3-
pentadienileno, Z-penten-4-inileno, Z-hexenileno, 1-
hezenilenc, 5-hexenileno, 3-hexenileno, 4-hexenileno, 3, 2-
dimetil-1l-preopenilenc, Z-etil-l-propenileno, 1,32,5-
hexatrienileno, 1, Z-hexadienileno, 1,4-hexadienilenao, 1-
fenilvinilenc, Z-fenil-l-propenilens, J-fenil-l-metil-1-
propenilieno, i-fenil-Z-metil-l-preopenileno, l-fenil-2-

propenilenc, 1-fenil-2-butenilenn, 3-fenil-l-butenileno, 1-

fenil-3-butenilenc, 5-fenil-2-pentenileno, d-fenili-1-
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pentenileno, 2Z2-fenil~Z-pentenilenc, l-fenil-4-pentenileno, 1-
fenil-1,3-butadienilenc, 1l-fenil-1, 3-pentadienilenc, l-fenil-
Z-penten-4-inileno, l-fenil-2-hexenilenco, 3-fenil-1-
hexenileno, 4-fenil-5-hexenileno, 6-fenil-3-hexenileno, 5-
fenil-4-herxanilenc, l1-fenil-3,3-dimetil-l-propenileno, 1-
fenil-Z-etil-1-propenilenc, 6-fenil-1,3,5~hexatrienilenco, 1-
fenil-1,3-hexadienilenc y 2-fenil-1, d-hexadienileno.

Los ejemplos del grupe alguileno inferior el cual
puede ser sustituido por un grupo seleccionado del grupo que
consiste de un grupo alcoxi inferior vy un rupo fenile
incluyen, ademés de los grupos alqgquileno inferior descritos
anteriormente, grupcs alquileno lineales o ramificadeos que
tienen de 1 a & atomos de carbono los cuales pueden ser
sustituidos por 1 o 2 grupos seleccionados del grupo que
consiste de un grupo alcexi lineal o ramificado que tiene de
1l a & &tomos de carbono y un grupo fenilo tales como los

grupos metoxzimetilenc, 2-feniletileno, 3-etoxitrimetileno, 1-

propoxi-Z-metiltrimetilenno, 1-fenil-2,2~dimetiletilenc, 3-
fenil-2,2-dimetiltrimecileno, 2-putoxi-l-metiltrimetileno,
fenilmetilmetileno, Z-pentiloxietilmetilenc, 4~-fenil-2-
hexiloxitetrametileno, 2-fenilpentametilenco, 5-
fenilhexametileno, etoximetilenao, l1-feniletilenc, 3=

feniltrimetileno v 2-fenil-l-metoxietileno.
Los ejemplos del grupce heterociclice saturado o

insaturado, monociclico, biciclice o triciclico de 5 a 15

b
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miembros el cual tiene de 1 a 4 4tomos de nitrdégeno, atomos
de oxigeno o atomos de azufre incluyen grupes pirrolidinilo,
piperidinilo, Q;perazinilo, morfoline, piridile, 1,2,5,6-
tetrahidropiridifo, 1,2,4-triazclilo, 1,2,3-triazolile,
1,2,5-triazelilo, tiazolidinilo, 1,2,3,d-tetrazolilo,
tienilo, quinelilo, 1,4-dihidroquinclilo, benzotiazolile,
pirazilo, pirimidile, piridazilo, 2H-pirrclilo,. pirrolilc,
1,3,4~0oxadiazolilo, tetrahidropiranilo, tetrahidrofurilo,
furazanilo, carbestirilo, 3,4-dihidrocarbostirilo, 1,2,3,4-
tetrahidroquinolilo, 1,2,3,4~tetrahidroisoquinolilo,
indelilo, isoindolilo, indolinilao, benzoimidazolilo,
benzooxazelilo, imidazolidinilo, isoguinolilo,

quinazolidinilo, quinoxalinilo, cinnelinilo, ftalazinilo,

carkbazoilo, acridinilo, cromanilo, iscindolinilo,
isccromanilo, pirazeolilo, imidazolilc, pirazolidinilo,
fenotiazinilo, bencofurilo, 2, 3-dihidrobenzc [b] furile,

benzotienilo, fenoxatiinile, fenoxazinilo, 4H-cromenilo, 1H-

indazeclile, fenazinilo, zxantenilo, tiantrenilo, -
imidazolinilo, 2-pirrolinilo, furilo, oxazolilo,
isooxazolilo, isooxazolidinilo, tiazolilo, isotiazonlilao,

piranilo, Z-tiazolinilec, 2-pirazolinilo, quinuclidinilo, 1,4~
benzooxadinilo, 3,4-dihidro-2H-1,4-benzcooxadinilo, 3,4-
dihidro-2H~1, d-benzotiazinilco, 1,4-benzotiazinilc, 1,2,3,4-
tetrahidroguinexalinilo, 1,3-ditia~2,4-dihidronaftalenilo,

fenantridinilo, l,4-ditianaftalenilo, dibenz [b,elazepina vy

07
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6,11-dihidro-5H-dibenz [b,elazepina.

Los ejemplos del &atomo de haldgeno incluyen un
atomo de fluor, &atomc de cloro, atom> de bromce y atomc de
yodo.

Los eijemplos del grupo alcoxi inferior el cual
puede tener un atomo de halogenc como sustituyente incluyen
grupos alcoxi lineales o ramificados gue tienen de 1 & 6
atomos de carbono los cuales pueden tener de 1 a 3 dtomos de
haldégenc como sustituyentes tales como los grupos metoxi,
etoxi, propoxi, isopropoxi, butoxi, terc-butoxi, pentiloxi,
hexiloxi, trifluorometoxi, triclorometaoxi, clorometoxi,
bromometoxi, fluorometoxi, yodometoxi, difluorometoxi,
dibromometoxi, 2-cloroetoxi, 2,2,2-trifluorcetoxi, 2,2,2-
tricloroetoxi, 3-cloropropoxi, Z2,3-dicloropropoxi, 4,4,4-
triclorobutoxi, 4-fluorobutoxi, 5-cloropentiloxi, 3-cloro-2-
metilpropoxi, 6-bromohexiloxi y 5,6-diclorohexiloxi.

Los ejemplcocs del grupo alguile inferior el cual
puedes tener un atomo de haldgeno como sustituyente incluyen,
ademas de los grupos alquilo inferior descritos
anteriormente, grupos alquilc lineales o ramificades que
tlenen de 1 a 6 atoumos de carbono los cuales pueden tener de
1 a 3 &tomos de haldgeno como sustituyentes tales como los
Jgrupos trifluorometilo, tricleorometileo, clorometilo,
bromometilo, fluorometilo, yodometileo, difluorcmetilo,

dibromomsatile, diclorometilo, 2-cloreetilo, 2,2

-~
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trifluoroetileo, 2,2,2-triclorcetilo, 3-cloropropils, 2,3-

dicloropropilo, 4,4, 4-triclorobutile, 4-fluorobutileo, 5~

[

cloropentilo, 3-cloro-Z2-metilpropilo, 5-~bromohexilo y 5,
dibromchexilo.

Los esjemplos del grupo alquilsulfonilo inferior
incluyen grupcs alguilsulfonilce lineales o ramificados que
tienen de 1 a €& Aatomos de cérbono tales como lcs grupcs
metilsulfonilo, etilsulfeniio, propilsulfonilo,
lsopropilsulfonilc, butilsulfonilco, terc-butilsulfeonilo,
pentilsulfonilc y hevwilsulfonilo.

Los ejemplos del grupo fenilo el cual puede ser
sustituido, en el. anillo de fenilvw, por un grupo alquilo
inferior el cual puede tener un &tocmo de haldgeno incluyen
grupocs fenilo leos cuales pueden ser sustituides, en el anillo
de fenilc, por 1 a 3 grupos alquilc lineales o ramificados
que tienen de 1 a 6 dtomos de carbono los cuales pueden tener

d

1)

1l a 3 atomos de halodgeno tales como los grupos fenilo, 2-
metilfenilo, 3-metilfenilo, 4-metilfenilo, 2-etilfenilo, 3-
etilfenile, 4-etilfenilo, 4-iscpropilfenilo, 3-putilfenilo,
4-pentilfenilo, d-hexilfenilo, 3,4~-dimetilfenilo, 3,4-
dietilfenile, 2,d~dimetilfenilo, 2,5-dimetilfenilo, 2, 6-
dimetilfenilo, 3,4,5-trimetilfenilo, Z2-trifluorometilfenilc,
3-triflucrometilfenilo, d-trifluorcmetilfenilo, 2=

{bromcmetil) fenilo, 3-(2~-clorcetil) fenilo, d-(2, 3~

dicloropropil) fenilo, 4-(4-fluorobutil) fenilo, 3-{5-
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cloropentil) fenilo, 4- (5-bhromohexil) fenilec, 4-(5, 6-
dibromchexil) fenilo, 3,4-di{trifluorcmetil) fenilo, 3,4~

di(4,4,4-triclerobutil) fenilo,

[

,4-di(3-cloro-2-

metilpropil) fenilo, 2,5-di{3-cloropropil) fenilo, 2, 6=
di(z,2,2-triflucroetil) fenilo, 3,4,5-

tri(trifluorometil) fenilo, 4-(2,2,2-triclcroetil) fenilo, s
metil~4-triflucrometilfenilo v 3-etil-4d-triclorometilo.

Los 2jemplos del grupo alquiltio inferior iricluyen
grupcs alquiltic lineales o ramificados que tienen de 1 a 6
Atomes de carbono tales como 1los grupos metiltio, etiltic,
propiltio, iscpropiltio, butiltio, terc-butiltio, pentiltio y
hexiltio.

Los ejemplos del grupo amino el cual puede tener un
grupc seleccionado del grupo gque consiste de un grupo alquilo
inferior y 'un grupo alcanocilc inferior como sustituyente
incluyen grupos aminc los cuales pueden tener 1 o 2 grupos
seleccicnados del grupo gque «consiste de grupos alguilo
lineales o ramificados que tienen de 1 & 6 &tomos de carbono
Y grubos alcancile lineales o ramificados gue tienen de 1 a 6
atomos de carbonc como sustituyentes tales como 1os grupos

amino, metilamine, etilamine, propilamino, isopropilamine,

butilamino, terc-~butilamino, pentilaming, hexilaming,
dimetilamino, dietilamina, dipropilamine, dibutilamino,
dipentilamine, dihezilamino, HN-metil-N-etilamino, HN-etil-N-

propilamino, N-metil-N-butilamino, N-metil-N-hexilaming, N-
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acetilamino, WN-formilamince, N-preopionilamino, N-butirilamino,
lN-iscbutirilaming, N-pentancilamino, N-terc-
butilcarbonilamine, N-hexancilamine, diacetilamino, N-acetil-
ﬁ—metilamino y N~acetil-N-etilamino.

Los ejemplos del grupo naftilo el cual puede ser
sustituido en el anillo de naftaleno por 1 a 3 sustituyentes
seleccionados del grupo gque consiste de un grupo alguiloe
inferior, un atomo de haldgeno y un grupo amino el cual puede
tener un grupo seleccionade del grupo que consiste de un
grupo alguilo inferior y un grupc alcanoilo inferior incluyen
grupcs naftileo los cuales pueden tener, en el anillo de
nattalenc, de 1 a 3 sustituyentes seleccionados del grupo que
consiste de un grupo alquilo lineal o ramificadc que tiene de
1l a 6 artomos de carbono, un 4dtomo de haldgeno y un grupo
amino el cual puede tener 1 o 2 sustituyentes seleccionados
d=l grupo que consiste de un grupe alguile lineal o
ramificado que tiene de 1 a 6 atomos de carbone y un grupoc
alcancile lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 Atomos de
carkbono taleé comoc los grupos (l- o 2-)naftilc, l-metil-(2-,
3=, 4-, 5-, ©6-, 7- u 3-)naftilo, l-etil-(1-, 3-, 4-, 5-, 6-,
- v B-)naftiloc, 3-n-propil-(1l-, 2-, 4-, 5-, 6-, 7- u 8&-)-
naftile, 4-n-butil-(1-, 2-, 3-, 5-, 6-, 7- u 2-tnaftilo, 4-
metil-(1-, 2-, 3-, 5-, é-, 7- u 8-)naftilo, S-r-pentil-(1-,
Z= 3=, 4=, 6-, 7- u 8-ynaftile, é-n-hewil-(1-, 2-, 3-, 4-,

-, 7- u Z-)naftilo, 1,7-dimetil-(2-, 3- 4-, 5-, 6~ u §-)-

- r
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naftile, 1,2,8-trimetil-(3-, 4-, 5-, 6- o 7-)naftilo, 1-
dimetilaminc—-(2-, 3-, 4-, E-, G-, 7- u B-=Ynaftilc, 2-
dimetilamino-(1-, 3-, 44—, 5-, 6-, 7- u ¢&-IYnaftileo, 3-
metilamino-({1-, 2-, 4-, 5-, 6-, 7- u 8-)naftile, 5-amino-(1-,

B
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2-)naftile, 5-dimetilamino=(1-, 2-, 3-,
4-, G-, 7- u B-)naftileo, 4-(H-metil-N-etilamino}-{1-, 2-, 3-,

5-, 6-, 7- u 8-)naftilo, l-metil-2-dimetilamino-{(3-, 4-, 5-,

6-, 7- u 8-)naftileo, 1l-clcro-t(2-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7- u 8-)-
nafrileo y l-acetilamino~(2-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7- u 8~)naftilo.
10 Los ejemplos del grupo algquileo el cual puede tener

un grupc alcoxli inferior como sustituyente incluyen, ademas
de los grupos alguilc inferior descritos antericormente lcs
cuales pueden tener un grupo alcoxi inferior COmo
sustituyente, grupos alguilo 1lineales o ramificados que
15 tienen de 1 a 8 Atomos de carbono los cuales pueden tener un
grupc alcoxil lineal o ramificado gue tiene de 1 a € dtomos de
carbono como sustituyente tales como los grupos heptilo, 1-
2tilpentilo, octilo, T-metoxiheptilo, l-eto=iheptilo, 2=
propoxil-l-etilpentilo, 3-isopropoxioctilo, 7-butoxiheptilo,

20 B-pentiloxioctilo y 5-hexiloxi-l-etilpentilo.
Los ejemplos del grupo alquilo inferior sustituidoe
per amino el cual puede tener un grupo alquilo inferior
incluyen grupos alquilo lineales o ramificados que tienen de

1 a 6 atomos de carbono sustituldos por un grupo aminc el

]
7

1

cual puede tener 1 o 2 grupces alquilc lineales o ramificados

v
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gue tienen de 1 a ¢ atomos de carbono tales como los grupes
aminometilo, 2-amincetilo, l-amincetilo, 3-aminopropilo, 4-
amincbutilo, 5-aminopentilc, 6-aminohexilo, 1,1l-dimetil-2-
amincetilo, Z2-metil-3-aminopropilo, metilaminometilo, 1-
etilaminostilo, 2-propilamincetilo, 3-iscpropilaminopropilo,
4-putilamincbutilo, S-pentilaminopentilco, é-hexilaminchexilc,
dimetilaminometilo, Z-dietilamincetilo, 2-
diiscpropilamincetilo, (N-etil-N-propilamino)metiloc y 2-(N-
metil-N-hevwilamino)etilo.

Los ejemplos del grupo cicloalquilc incluyen grupos
ciclcocalguilce gue tienen de 2 a 16 atomos de carbono tales
como los grupos ciclopropilo, ciclobutile, ciclopentilo,
ciclchexiln, cicloheptilo, ciclooctilo, ciclononilo,
ciclodecilo, cicloundecilo, ciclodedecilo, ciclotridecilo,
cicloteradecilo, ciclopentadecilo y ciclohexadecilo.

Los ejemplos del grupo cicloalquiloc el cual puede
ser sustituido por un grupc seleccionado del grupo que
consiste de un grupo alguilo inferior sustituido por amino el
cual puede tener un grupo alquile inferior y un grupo alquilc
inferior el cual puede tener un Aatomo de halégeno como
sustituyente en el anillo de cicloalquilo incluyen, ademas de
los  grupcs ciclealguilo descritos anteriormente, Jrupos
cicloalquile gue tienen de 3 a 16 4tomos de carbono los
cuales pueden ser sustituidos, en el anillo de cicleoalguilo,

por 1 a 3 grupos selecciocnados del grupo que consiste de un
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grupo alguilo lineal o ramificado‘que tiene de 1 a 6 atomos
de carbonc sustituido por un grupce amino el cual puede tener
1 o 2 grupcs algquilo lineales o ramificados gue tienen de 1 a
6 atomos de carbono y un grupce alguileo lineal o ramificado
qua tiene de 1 a ¢ atomos de carbono el cual puede tener de 1
3 3 atomos de haldgeno como sustituyentes tales como los
grupos d-dimetilaminometilciclohexilo, 2-
(aminometil)ciclopropilo, 3-(2-aminometil)ciclobutilo, 2-(1-
aminoetil)ciclopentilo, 3-(3-aminopropil)ciclohexilo, 3-(4-
amincbutil)cicloheptile, 4-(5-aminopentil)ciclooctilo, 4-(é-
aminohexil)ciclohexilo, 2-(1,1-dimetil-2-aminoetil) -
cicloheptilo, 3-(Z2-metil-3-aminopropil)ciclopentilo, 3-
(metilamincmetil)ciclohexilo, 2Z2-(l-etilaminoetil)ciclooctilo,
2-(Z-propilamincetil)ciclohexile, 3-(3-iscopropilamincpropil)-
ciclopentilo,’ d-(d-butilaminobutil)ciclcheptilo, 2-(5-
pentilaminopentil)ciclohexilo, 2-(6~hexilaminohexil) -
clclopentile, 3-(dimetilaminometil)ciclohexilo, 3-[(li-etil-N-
propilamino)metil]cicloheptilo, 4=-][Z=-(N-metil-N-
hexilamino)etil)ciclocctilo, 4-dimetilaminometilciclononilo,
Z-(aminometil)cicledecile, 3-(Z-aminometil)cicloundecilo, 2-
(l-aminoetil)cicledodecilo, 3= (3-aminopropil)cicleotridecilo,
I-(d-aminobutil)ciclotetradecilo, 4-(S5-amincpentil} -
cilclopentadecilo, 4-(b-aminchexil)ciclchexradecilo, 2-{1,1-

dimetil-Z-amincetil)ciclononilo, 3-(2-metil-3-amincpropil) -

cicledecilo, 3-(metilaminometil)cicloundecila, 2-(1-
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etilaminoetil)ciclodedecilo, u 2-(Z-propilamincetil) -
ciclotrideciio, 3-(3-isopropilaminopreopil)ciclotetradecilc,
d-(4d-butilamincbutil)ciclopentadecilac, Z2—(5-
pentilaminopentil)ciclohezadecilo, 2—(6-hexilaminohexil) -
ciclononilo, 2-{(dimetilaminometil)ciclododecilo, 3-[(N-etil-
N—prcpilamino)metil]ciclodecila, 4~[2-(N-metil-N-hexilamino) -
etil]ciclohexadecilo, 2,2~-dimetilcicloprepilo Y 2-

trifluorometilciclopropilo.

Los ejemplos del grupo alquenilo inferior incluyen
grupcs alguenile lineales o ramificadoes gque tienen de 2 a 6
atomos de carbono y de 1 a 3 enlaces dobles tales como los
grupos vinilo, 1l-propenilc, 1l-metil-l-propenilo, 2-metil-1-
propenilo, 2Z-propenilo, Z2Z-butenilo, 1-butenilo, 3-butenilc,
Z-pentenilc, l-pentenilo, 3-pentenilo, 4-pentenilo, 1,3-
hutadienileo, " 1,3-pentadienilo, 2-penten-4-inilo, 2-hexenilo,
l-hexenilo, 5-hexenilo, 3-hexenilo, 4-hezenilo, 3,3-dimetil-
l-propenilo, Z-etil-1l-propenilo, 1,3,5-hexatrienilo, 1,3-
hexadienilo vy 1,4~hexadienilo.

Los ejempleos del grupo alguenile inferior el cual
puede tener un atomo de halodogenc como sustituyente incluyen,
ademas de los grupos algquenilo inferior descritos
anteriormente, grupos alguenilo lineales o ramificados que
tlienen de 2 2 6 4dtomos de carbono los cuales pueden tener de

1 a 3 é&tcmes de haldgeno como sustituyentes y los cuales

J

tienen de 1 a 3 enlaces dobles tales como los grupocs 3,3, 32—

!
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triflucro-l-propenilo, 2-bromoviniic, 3-cloro-l-prepenilo, 3-
vodo-l-metil-l-propenilo, 3-flucro-Z-metil-l-propenilo, 2-
butenile, 4,4,3-tricloro-l-butenilo, 4,4-difluocro-3-butenilo,
5-flucro-Z-pentenilo, 5,5, 3~tribromo-l-pentenilo, 5S-cloro-3-
pentenilo, 5,5,5-trifluorc-4-pentenilo, 4-cloro~1, 3-
butadienilo, 5-fluorc-1,3-pentadienilo, 5-bromo-2-penten-4-
inilo, 6—fluoro-2-hexenilo, 6,6,5-trifluoroc-1l-hexenilso, €~-
cloro-5-hexenilo, 5-bromo-3-hexenilo, e—-cloro-4-hexenilo,
3,3-dimetil-2-cloro-1l-propenilo, 3-fluoro-2-etil-1-propenilo,
6-cloro-1, 2, 5-hexatrienilo, t~bromo-1, 3-hexadienilo 3% 6-
fluoro-1, d-hexadienilo.

Los ejemplos del grupce bhenzoilo (el cual puede
tener, en el anillo de fenilo, de 1 a 3 sustituyentes
seleccionados del grupo que consiste de un grupo alquilo
inferior 2l "cual puede tener un A&tomo de haldgenoc como
sustituyente y un atomo de haldgeno) incluyen grupcs benzoilo
{los cuales pueden tener, en 21 anillo de fenilo, de 1 a 3
sustituyentes seleccionados del grupo gue consiste de un
grupc alguiloc lineal o ramificado gue tiene de 1 a 6 atomos
de carbonc y el cual puede tener de 1 a 3 atomos de halagenc
como  sustituyentes y un atome de halégeno) tales como los
grupos benzoilsc, 3,4-diflucrcbenzeoilo, 2-flucrckenzoile, 3-
cromobenzoilo, d-yodcobenzeile, d-metilbenzoilo, o=
metilbenzoilo, 2-metilbenzeilo, Z-etilbenzoilo, 3-

atilbencoile, d-etilbencoilc, 4d-iscopropilbenzoilo, 3-
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butilbenzoilo, d-pentilbenzoilo, 4-hexilpbenzeilo, 3,4-
dimetilkenzoiln, 3,4-dietilbenzoilo, 2,4-cdimetilbenzoilo,
2,5-dimetilbenzoilo, 2,6-dimetilbenzoilo, 3,4,5-
trimetilbenzoilo, 2-triflucrometilbenzoilo, 3-
triflucrometilbenzoilo, 4-triflucrometilbenzoilo, 2=
(bromometil)benzcilo, 3-(2-cloroetil)benzoilo, 4-(2,3-
dicloropropil)benzoilc, 4-({4-fluocrobutil)benzoilo, 3-(5-
cloropentil)benzoilo, 4-(5-bromchexil)benzcilo, 4-(5, 6-
dibromohexil)benzoilo, 3,4-di(triflucrometil)benzoilo, 3,4-
di(4,4,4d-triclorocbutil)benzoilo, 2,4-di(3-cloro-2-
metilpropil)benzeoilo, Z2,5-di(3~-cloropropil)benzoilo, 2,6-

d4ii{2,2,2-trifluorcetil)benzocilo,

3,4,5-tri(trifluorcmetil) -

bhenzoilo, 4-(2,2,2-triclorcetil)benzoilo, 2-metil-4-

triflucrometilbenzoilo,

3-etil-4-triclorometilbenzoilo,

cloro-4-trifluorometilbenzoilo, 3-etil-4-fluorobenzeilo,

flucro~-d-triclorometilbenzoilo,

trifluorometilbenzoilo,

2
-

Z-metil-3-trifluorometil-4-

3-fluorcobenzeoilo, 4-fluorocbenzoilo,

Z-bremckbenzoilo, 4-bromobenzoilo, 2-yodchenzolile,

yodobenzoilo, 2,3-dibromcbenzeilc, 2,4-diyodobenzoilo,

difluorcbenzoilce,

triclerobenzeoilo, 2,4-difluorcbenzoilo,

~
L

 o-diflucrcbenzoilo,

2,6-diclorobenzoilo, 2,

2-clorckenzoilo, 3-cleorocbenzoilo,

clerobenzeile, 2,3-dicleoreobenzoilc, 2,4-diclorohenzoilo,

diclorecbenzoilo, 3,4d~diclorobenzoila,

3,5~diclorohenzeoilo,

2,4,6-trifluorchenzoilo %

=
]

2,5-

4,6-

3,5-difluorobenzoilo,

4 -

5—

2 g

2,6-diclorobenzoilo,

2,4-
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Los ejemplos del grupo alquilo inferior sustituidoe
per haldégeno incluyen grupos alquilo lineales o ramificados
gque tienen de 1 a & Atomos de carbone los cuales tienen de 1

a 3 Atomos de haldgeno como sustituyentes tales comc los

Jrupos triflucrometilc, triclorometilo, clorometilo,
bromometilo, fluorometilce, yodometilo, difluorometilo,
dibromometilo, Z-clorcetilo, 2,2,2-triflucroetilo, 2,2,2~
tricloroetilo, 3-cloropropilo, 2,3-dicloropropilo, 4,4,4-
triclorobutilo, d-fluorobhutilo, 5-cloropentilo, 3-cloro-2-

metilpropilo, 5-bromchexilo y b5,6-dibromohexilo.

Los ejemplos del grupo algquilendioxi inferior
incluyen grupos alquileno lineales o ramificados que tienen
de 1 a 4 atomos de carbono tales «como les  grupos
metilendicxi, etilendioni, trimetilendioxi Yy
tetrametilendioxi.

Los ejemplos del grupc amino el cual puede tener un
sustituyente seleccionado del grupo que consiste‘de un grupo
alguils dinferior, wun grupo alcancilo inferior, un grupo
benzoilo y un grupo ciclecalguilo incluyen grupos amino los
suales pueden tener 1 © 2 sustituyentes seleccicnados del
grupc Jue consiste de un grupo alquilo lineal o ramificado
que tieﬁe de 1 a 6 atomos de carbono, un grupo alcanoilo

lineal o ramificado gque tiene de 1 a 6 &tomos de carbono, un

qrupo benzoilc y un grupo cicloalquilo que tiene de 3 a 16
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atomos de carbono tales como los grupos amino, metilamino,

etilaminc, propilamino, 1isopropilamino, butilamino, terc-
cutilamino, pentilamino, hexilamino, dimetilamino,
dietilamino, dipropilamino, dibutilamino, dipentilamino,

dihexilamino, MN-metil-N-etilamino, N-~etil-N-propilaminoc, H-
metil-N-butilaminc, N-metil-N-hexilamino, N-metil-MN-
acetilamino, N-acetilamino, N-formilamino, N-propionilamino,
N-butirilamino, WN-iscbutirilamino, N-pentanoilamino, N-terc-
butilcarbonilamino, N-hexancilamino, N-etil-N-acetilamino, N-
benzoilamino, HN-etil-N-benzoilamino, N-metil-N-benzoilamino,
N-acetil-N-benzoilamino, ciclopropilamine, ciclebutilamino,
ciclopentilamino, ciclohexilamino, cicloheptilamino,
ciclooctilamino, N-metil-N-ciclohexilamino, N-metil-N-
ciclopentilamino, N-metil-N-cicloheptilamince, N-ciclohexil-N-

acetilamino, "N-ciclopentil-N-benzoilamino, ciclenonilamino,

clclodecilamino, ciclododecilaming, cicletridecilamino,
ciclotetradeéilamino, ciclopentadecilamine, N-metil-HN-
ciclchexadecilaming, N-metil-N-ciclononilamino, N-metil-~-N-
ciclodezilamino, N-ciclcundecil-N-acetilanino % N-

ciclchexadecil-N-benzoilo.
Los ejemplos del grupo alcancile inferior el cual
puede tener un atomo de haldgeno como sustituyente incluyen,

ademés d

41

los grupos alcanoilo inferior descritecs
eanteriorment=, grupos alcanoilc lineales o ramificados Jgu

tienen de 2 a 6 Atomos de carbone los cuales pueden tener de

13
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1 a 3 Atomes de haldgeno come sustituyentes tales como los
grupes z2,2,2-trifluorcacetilo, 2,2,2-triclorocacetilo, 2=

clorcacetilo, 2-bromoacetilo, 2-fluorcacetilo, Z-yodeoacetile,

2,2-difluorcacetilo, 2,2-dibrcmoacetilo, 3,3,3-
triflucrepropionilo, 2,3,3-tricleropropionilo, 3-
cloropropionilo, 2,3-dicloropropionilo, 4,4,4-
triclorobutirilao, 4-fluorobutirilo, S5-clorcpentanoile, 3=
cloro-2-metilpropionilo, 6-bromohexannilo % 5,6~

dibromchexanoilo.

Los ejemplos del grupe alcexicarbonilo inferior
incluyen grupos alcoxicarbonilio cuya porcidén alcoxi es un
grupo alcoxi lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 atomos de
carbono tales bomo los Jrupos metoxicarbonilo,

etozxnicarbonilo, propovicarbonilo, isopropoxicarbonilo,

butcxicarbonilo, terc-butoxicarbonile, pentiloxicarbonilec vy

hexiloxicarbonilo.

Los elemplos del grupo alcanoiloxi inferior
incluyen grupos alcanoiloxi lineales o ramificados que tienen
de 2 a ¢ atomos de carbono tales como los grupeos acetiloxi,
propicniloxi, butiriloxi, isobutiriloxi, pentanoileoxi, terc-
butilcarboniloxi vy hexanocilexi.

Los ejemploes del grupo hetercciclico saturado o
insaturado de 5 o 6 miembros gue tiene de 1 a 4 &tomos de
nitrégenc, &tomes de oxigeno, o atomos de azufre incluyen

grupcs pirrelidinilec, piperidinile, piperazinilo, morfoline,

e
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ticmorfeline, pilridile, 1,2,5,6—tétrahidropiridilo, tienilo,
pirazilo, pirimidile, piridazilo, pirrolile, 2H-pirroclilo,
imidazolidinilo, pirazolilo, imidazolile, pirazolidinile,
furazanilo, 2-imidazolinilo, imidazolidinilo, 2-pirrolinile,
furilo, oxazclilo, isooxazolidinilo, iscoxazolilo, tiazolilo,
isotiazolilo, piranilo, 2-pirazolidinilo, 1,2,4-triazoclilo,
1,2,3-triazolilo, 1,2,5-triazolilo, tiazolidinilo, 2-
tiazeolinilo, 1,2,3,4-tetrazolilo, 1,3,4-oxadiazolilo,
tetrahidropiranilo y tetrahidrofurilo.

Los ejemples del anillo heterociclico saturado de 5
& 7 miembros formade al unir R'' y R*- uno al otro, fjunto con
atomos de nitrogeno unidos a ellos, a través ¢ no a través de
un &tomo de nitrdgenco, un atomo de azufre o un atomo de
oxigenc, incluyen grupos pirrolidinilo, piperidinilo,
piperazinilo, morfolino, tiomorfolino y homopiperazinilo.

Los ejemplos del grupo imidazolil-alquilo inferior
incluyan grupos imidazolilalgquilo cuya porcién alguilco es un
grupo alquileo lineal o ramificade qus tiene de i a 6 atomos de
carbono tales como los grupocs {1, 2, 4 ¢ 5-)imidazolilmetilo,
-{(1, 2, 4 o) S5-)imidaczelilletilo, 1-[(1, 2, 4 o
b-)imidazolilletilo, 3-[(1, 2, 4 o S-)imidazelil)propilo, 4-
({1, 2, 4 o 5-)imidazolillbutilo, 5-[(1, 2, 4 o 5-)-
imidazolil)pentilo, 6-[(1, 2, 4 o S5-)imidazclillhexilo, 1,1-
dimetil-2-[(1l, Z, 4 o 5-)imidazolilletilo y Z-metil-3-[(1, 2

r “r

4 0 2-)imidaczolil]propilo.

121



10

15

r\:‘
(]

Los ejemplos del grupo 1,2,4-triazolil-alquilo

inferior incluyen grupos 1,2Z,4-triazolilalguilo cuya pcrcidn

aljquilo es un grupco alguilo lineal o ramificado que tiesne de
1 a € atomos de carbono tales como los grupos (1, 3 o 5-)1,2,4-

;A-triazolilletileo, 1-1(1,

[\S}

triazolilmetilo, 2-[(1, 3 o 5=-)1,
3 o} 5-11,2,4-triazolilletilo, 3-11(1, 3 o) 5-)1,2,4-
triazolillpropilo, 4-11(1, 3 o 5-)1,2,4-triazolillbutilo,
5;[(1, 2 o 5-)1,2,4-triazclil)pentilo, 6-0(1, 3 o 5-)1,2,4-
triazolillhexiln, 1,1-dimetil-2-[(1, 3 o) 5-)1,2,4-
triazolilletilo Yy Z-metil-3-[(1, 3 O -5-)1,2,4-
triazolil]lpropilo.

Los  ejemplos del grupc 1,2,3-triazclil-alquilo
inferior incluyen grupecs 1,Z,3-triazolilalquilo cuya porcién
alguilc es un grupo alquilec lineal o ramificado que tiene de
1 a2 6 dtomos de carbone tales come los grupos (1, 4 o 5-)1,2,3-
triazolilmetile, 2-[{1, 4 o 5-)1,2,3-triazoliljetilo, 1-[(1,
4 o 5-11,2,3-triazolil]etilo, 2-1(1, 4 0 5-)1,2,3-
trigzolil]propilo, 4-[(1, 4 o 5-)1,2,3-triazolil]lbutileo, 5-
[(1, 4 o 5-)1,2,3-triazolillpentilo, 6-[(1, 4 o 5-)1,2,3-
triazolilihexilo, l,1-dimetil-2-[(1, 4 o 5-)1,2,3-
triazolilletilo Y Z-metil-3-[1(1, 4 o 5-)1,2,3-
triazolil]lpropilo.

Los  ejemples del grupo 1,2,5-triazelil-alquileo
inferior incluyen grupos 1,2,5-triazolilalquilc cuya porcién

alguilo es un grupo alquilo lineal o ramificado gue tiene de

]



10

.Y
w

“~
e

104

1 a 6 atomos de carbono tales como los grupes (1, 3 o 4-)1,2,5-
triazolilmetilo, 2-[(1, 3 o 4-)1,2,5~triazclil]etilo, 1-[(1,
3 o] 4-)1,2,5-triazoliljetilo, 3-11(1, 3 0 4-y1,2,5~
triazolillpropile, 4-[(1, 3 o 4-)1,2,5-triazolillbutilo, 5-
[((1, 2 o 4-)1,2,5-triazolil]pentilo, €-[(1, 3 o 4-)1,2,5-
triazolillhexilc, 1,1-dimetil-2~-[(1, 3 o 4-)1,2,5-
triazolilletilo ¥ 2-metil-3-[(1, 3 o 4-11,2,5-
triazolillpropilo.

Los ejemplos del grupo pilrazolil-alquilo inferior
incluyen gdrupos pirazolilalguilo cuya porcién alquilo es un
grupo alquilc lineal o ramificadoc que tiens de 1 a © atcmos de
carbono tales como los grupos (1, 3, 4 o 5-)pirazolilmetilo,
2-(¢(1, 3, 4 o 5-)pirazolilletile, 1-0[(i, 3, 4 o 5-)pirazolil]-
etileo, 3-[(1, 3, 4 o 5-)pirazolillpropilo, 4-[(1, 3, 4 o 5-)-

pirazoliljbutile, 5-[(1, 3, 4 o S-)pirazelil]lpentilo, 6-[{1,

(2

;, 4 o b-)pirazolillhexilo, 1,1-dimetil-Z2-[{(1, 3, 4 o 5-)-
pirazolilletilo y 2-metil-3-{(1, 3, 4 o 5-)pirazolil]propilo.
Los ejemples del grupo pirimidinil-alquilo inferior
el cual puede tener un grupo OXO COMO sustituyente en el
anillc de pirimidina incluyen grupos pirimidinilalquilo los
cuales pueden tener de 1 a 3 grupos oxko como sustituyentes en
2l anillo de pirimidina y cuya porcidén alquilo es un grupo
algquilo lineal o ramificado que tiene de 1 & 6 4&tomos de
carbono tales como los grupos {2, 4, 5 o 6-)plrimidinilmetilo,

2=z, 4, 5 ¢ 6-)pirimidinilletilo, 1-11¢2, g, 5 o

23
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G=tpirimidinilletilo, 2-[(2, 4, 5 o o¢-)pirimidinil]preopilo, 4-
[ (2, 4, 5 O 6-)pirimidinillbhutileo, 5-11(2, 4, 5 G

c=-}pirimidinil]pentile, 6-[(Z2, 4, 5 o 6-)pirimidinillhexiloc,
1,1-dimetil-2-1(2, 4, 5 ¢ 6&-)pirimidinil]letilo, 2-metil-3-[(Z,
4, 5 o c-)pirimidinilipropilo, [(1, 3, 4 o 5-)
dicxopirimidinil]metilo, {1, 3, 4, 5 0 6—-)2-
oxoplirimidinil]metilo, ((1, 2, 4 o 5-)6-oxopirimidinilimetilo,
f[tl, 2, 5 o 6-)d4-oxopirimidiniljmetile, [(1, 3, 5 o 6-)2,4-
dioxopirimidinil]metilo, 2-[(4 o 6-)2,5-dioxopirimidiniljetilo,
1-0(¢(1, 3, 4 o 5~)2,6-dioxopirimidiniljetilo, 3-{(1, 3 o
5-)2,4,6~-trioxopirimidinil]propilo, 4-[(1, 3, 4 o 5-)2,6-
dioxopirimidinil]butilo, 5-71(4 ") 6~)2, 5~
dioxopirimidinil]pentilo, 6-[1(1, 3, 5 o =) 2,4-
dioxopirimidinillhexilo, 1,1-dimetil-[(1, 3, 4 o 5-)2,6-
dioropirimidinilletilo % 2-metil-3-[(1, 32, 4 o) 5-)2, 6-
diozopirimidinillipropilo.

Los ejemplos del grupo 3,5-dioxcisoxazolidin-4-
iliden-alquilc inferior incluyen grupos 3,5-
dioxoliscoxazolidin-4-ilidenalquilo cuya porcién alquilo es un
grupo alguilo lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 &tomos
de carbono tales como los grupss 3,5-dioxoisoxazolidin-4-
ilidenmetile, 3,5-dioxcisconazclidin-4~ilidenetilo, 3,5-
dioxoisoxazolidin-4-ilidenpropilo, 3,5-dioxnisoxazolidin-4-
ilidenisopreopilo, 3,5-dioxoisoxazolidin-d-ilidenbutile, 3,5-

diocxolisomazolidin-4-ilidenpentilo y 3,5-dioxciscxazolidin-4-
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ilidenhexilo.

Los ejemplos del grupe 1,2,4-oxadiazcliil-alquilce
infericr el cual puede tensr un grupo alquilec inferior como
sustituyente en el anillo de 1,2,4-cxadiazol incluyen grupos
1,2,4-cxadiazolilalguilo los cuales pueden tener un grupo

alquilc lineal o ramificade que tiene de 1 a 6 &tomos de

carbono como sustituyente en el anillco de 1,2,4-oradiazol vy

cuya porcidn alquilo es un grupc alguilo lineal o ramificado
que tiene de 1 a 6 atomos de carbonc tales como los grupos
(3 o 5-)1,2,4-cxadiazolilmetilo, 2-[{3 o 5-3)1,2,4-
oxadiazolil]etilo, 1-1(3 o 5-)1,2,4-cxadiazelil]letile, 3-1(3
o 5-}1,2,4-ozadiazolil]propiloe, 4-11(3 0 5-11,2,4~
oxadiazolillbutile, 5-[(3 o 5-)1,2,4-oxadiazolil]pentilc, 6-
((3 o 5-)1,2,4-0oxadiazclillhexilo, 1,1-dimetil-2-0(3 0
5-)1,2,4-oxadiazelil]etilo, 2-metil-3-[(3 o) £-)1,2,4-
oxadiazolil]lpropilo, 5-metil-3-(1,2,4-oxzadiazolil)metiio, 3-
2til-2-[5-(1,2,4d-oxadiazolil) letilo, 1-i3-propil-5-(1,2,4-

oxadiazolil)]etilo, 3-{5-butil-3-(1,2,4-uradiazolil)]propilo,

4-[3-pentil-5-(1,2,4-oxadiazolil) lbutilo, 5-[5-hexil-3-
(1,2,4—oxadia:oii1)]pentilo, e-[2-metil-5-(1,2,4-
cradiazolil) Jhexilo, 1,1-dimetil-2-{5-isopropil-3-(1,2,4-
oZadiaznlil) letilo Y 2-metil-3-{3-ischutil-5-(1,2,4-

cxadiaczolil) Ipropiloe.
Los ejemplos del qrupo tigzclidinil-aliquilo

inferior el cual puede tener un grupo ox¢ como sustituyente
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en el anillo de tiarolidina incluyen Jrupos
tiazolidinilalgquilo los cuales pueden tener de 1 a 3 grupos
oxO coma sustituyentes en el anillo de tiazolidina y cuva
porcidn alguilc es un grupo alquile lineal o ramificado que
tiene de 1 a ¢ dtomes de carbone tales como los grupos (2, 3, 4

o 5-jtiazolidinilmetile, 2-[{(2, 3, 4 o 5-)tiazolidinilletilo,

1-[(2, 3, 4 o 5S-)tiazolidinilletilo, 314

o]
L
e
@]

5-)tiazolidinil]propilec, 4-1(2, 3, 4 o 5-)tiazolidinil]-
butilo, 5~{(Z, 3, 4 o 5-)tiazolidinil}pentilo, 6-[(2, 3, 4 o
S5-)tiazolidinillhexilo, 1,1-dimetil-2~1(2, 3, 4 O
5-)tiazolidinilletilo, Z2-metil-3-[1(2, 3, 4 o)
S-)tiazolidinil]propile, 2,4-dicxe-5-tiazolidinilmetilo, 2-
[2-ox0-1(3, 4 o S-)tiazolidinilletilo, 1-[d-o0x0-(2, 300
S~}tiazolidinilletilo, 3-{5-cxo-{2, 2 o 4d4-)tiarolidinill-

propilo, 4-[2,5-dioxo-(3 o 4-)tiazolidiniljbutile, 5-{2,4,5-

trio#o-3-tiazolidinil]pentilo, 6-[4,5-dioxo- (2 o)
i-)tiazolidinillhexilo, 1,1-dimetil—2—[2,4—dioxo-(3 o
5-)tiazolidinil]etilo, Z-metil-3-[2,d-dioxo- (3 o

5-)tiazolidinil]propilc y 3-[2,4~-dioxo-(3 o 5—)£iazolidinil]—
propilao.

Los ejemplos del grupo fenil-alguiloc infericr el
~ual puede tener un grupe alquilendioxi infericr ceomo
sustituyente en el anille de fenilo incluyen, ademés de los
grupos fenil-alquilo inferior descritos anteriormente, grupos

fenilalquilo los cuales pueden tener un grupo alqguilendioxi

128
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lineal o ramificado gue tiene de lxa 4 atcocmos de carbono como
sustituyente en el anillo de fenilo y cuya porcidén alquilo es
un  grupo alquiio lineal o, ramificado qgue tiene de 1 a 6
dtomos de carbono tales como los grupos 3,4-metilendioxibencilo,
3,4-trimetilendicxibencilo, 2-(2,3-etilendioxifenil)etilo, 1-
{Z3,4-trimetilendiowifenilletilo, 2-(2,3-tetrametilendioxi-
fenil)propilo, 4-(3,4-metilendiocxifenil)butilo, 5-(2,3-
etilendicxifenil)pentilo, €-(3,4-trimetilendioxifenil)hexilo,
1,1-dimetil-2-(2,3~-metilendioxifenilietilo y 2-metil-3-(3,4-
etilendicxifenil)propilo. |
Los ejemplos del grupo alcoxicarbonilo inferior-
alquilo inferior incluyen grupos alcoxicarbonilalquile cuya
percion alcoxi es un grupo alcoxi linsal ¢ ramificado que
tiene de 1 a © &tomos de carbono y cuya porcién alguilo es un
grupe alguilo lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 &tomos

de  carbono tales comc los grupos metoxicarbonilmetilo,

etoxicarbonilmétilo, 2-metoxicarboniletilo, 2~
etoxicarboniletilo, l-etoxicarbaoniletilo, 3-
metoxicarbonilpropilo, 3-etoxlicarbonilpropile, 4-
etovicarbonilbutilo, S-iscpropoxicarbonilpentilo, €-

prepoxicarbonilhexilo, 1, 1-dimetil-2-butoxicarboniletilo, 2o~
metil-3-terc-butonicarbonilpropile, 2-pentiloxicarboniletilo
v hexileczicarbonilmetilo.

Los

O
6]

Jemplos del grupe carboxi-alguilo infericr

incluyen grupes carboxialguile cuya porcién alquilc es un
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grupc alguilo lineal o© ramificado que tiene de 1 a 6 Atomos
de carbcono tal como grupos carboximetilco, Z-carboxietilo, 1-
carboxietile, 3-carboxipropilo, 4-carboxibutile, 5-
carboxipentilo, é-carboxihexilo, 1,1l-dimetil-Z-carboxietilo vy
2-metil~3-carboxipropilo.

Los ejemplos cdel grupo alcanciloe inferior
sustituido por morfolino incluyen Jrupos alcancilo
sustituidos por morfoclino cuya porcidn alcancilo es un grupo
alcancilo lineal o ramificado que tiene de 2 & 6 Atomos de

carbenoc tales como 1los grupes 2-{(2, 3 o 4-)mcrfolinc]-

acetilo, 3-[(2, 3 o 4-)morfolinc]lprepionile, 2-[(2, 3 o
4-Ymorfolino]propionilo, 4-[(2, 32 o 4-)morfolinolbutirilo, 5-
((2, 3 o 4-)morfolino]lpentanailo, 6-[(2, 3 o 4-)morfolino]-

hexanoile, 2,2-dimetil-2-{(2, 3 o 4-)morfolinclpropionilo vy
2-metil-3-{(2, 3 o 4-)morfolinojpropionilo.

Los ejemplos del grupc piperazinilcarbonil-alquilo
infericr el cual puede ser sustituide en el anillo de
piperazina por un grupc fenil-alquilo inferior él cual puede
Lener un grupo algquilendioxi inferior como sustituyente en el
anille de fenilo incluyen grupos piperacinilcarbonilalguilo
cuya porcién alguilo es un grupe alquile lineal o ramificado

que tiene de 1 a 6 Atomos de carbono y 2l cual puede ser

sustituido en el anille de piperazina per 1 a 3 grupos-

fenilalguilo los cuales pueden tener un grupo alguilendioxi

lineal o ramificado que tiene de 1 a 4 &tomos de carbono como

128



129

sustituyente en el grupo fenilo y‘cuya porcion alguilo es un
grupo alguile lineal o ramificado gue tiene de 1 a € atomes
de carbono tales como los grupcs [(l, 2 o 3-)piperazinil]-
carbonilmetilo, 2-[(1, 2 o 3-)piperazinil]-carboniletile, 1-
(1, z O I3—)piperazinil}carboniletilo, 3-1(1, 2 o
3~-jpiperazinillcarbonilpropile, 4-[(1, 2 o 3-)piperazinil]-

carbonilbutilo, 5S-{(1, 2 o 3-)piperazinil]-carbonilpentilo,

e-[{1, 2 o 3-)Ypiperazinil]carbonilhexile, 1,1l-dimetil-2-[{1,
2 > 3-)piperazinil]carbeoniletilo, 2-metil-2-[(1, 2 0!
2-)piperazinililcarbonilpropilo, {d-hencil-l-piperazinil-
carponil)metilo, 2-14-{2-feniletil)-1l~piperazinilcarbonil]-

atile, 1-[4-(3-fenilpropil)-l-piperazinilcarbonilletilo, 3-

(4~ (4~fenilbutil)~-1-piperazinilcarbonillpropilo, 4-[4-(5-
fenilpentil)-l-piperazinilcarbonilibutilo, S5-14-(6-
fenilpropil)-l-piperazinilcarbonilipentilc, 6-(4-bencil-1-
piperazinilcarbonil)hexilo, 1,1-dimetil-2-(4-bencil-1-
piperazinilcarbonil)etilo, 2-metil-3-(4-bencil-i-
piperazinilcarbonil)propilo, [4—(3,4—metilendi§xibencil)—1—
piperazinilcarbonil]metilo, e={4-{2-(2,3-etilendioxifenil) -
etil]-l-piperazinilcarbonilletilo, 1-{4-[3-1(3,4-trimetiien-

dioxifenil)propil)-li-piperazinilcarbonilletilo, 3-{4-[4-¢(

[§S]

P 3-
tetrametilendicxifenil)butil]-l-piperazinilcarbonil})propilo,
d-{4-[5-(3,4-metilendioxifenil)-pentil]~l-piperazinil-
carboniljbutilc, 5-{4-[3-(2,3-etilendioxifenil)propil]-1-

piperacinilcarbonil}pentile, 6-[4-(3,4-trimetilendioxibencil)-
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l-piperazinilcarbonillhexilo, 1,1-dimetil-2-{4-(2, 3-
tetrametilendioxibencil)-l-piperazinilcarbeonil]etilo, 2=

metil-3-[4-(3,4d-metiiendioxibencil)-1l-piperazinilcarbonil]-

propilo, (3,4-dibencil-l-piperazinilcarbonil)metilo, (3,4,5-

tribencil-l-piperazinilcarbonil)metilo, [2,4-di(3,4-
metilendiczibencil)-l-piperazinilcarbonil]lmetilo, [2,4,6-
tri(3,4-metilendioxibencil)-l-piperazinilcarbonil]metilo Y

[Z-bencil-4-(32,d-metilendioxibencil)-1-piperazinilcarbonil]-
metilc.

Los cejemplos del grupo piperazinil-alcancilo
inferior el <cual puede ser sustituidos en el anillo de
piperazina por un grupo fenil-alquilo inferiocr los cuales
pueden tener un grupo algquilendiozi inferior comn
sustituyente en el anille de fenilo incluyen grupcs

piperazinilalcancileo cuya porcion alcancilo es un grupo

alcanoilce lineal o ramificade que tiene ‘de 2 a 6 atomos de
carbono  y el cual puede ser sustituide en el anille de
piperazina por 1 a 3 grupos fenilalquile los cuales pueden
tener un grupc alguilendioxi lineal o ramificado gque tiene de 1
z 4 atomos de carbono como sustituyente en el anillo de fenilo

>

Yy cuya porcién alguile es urn grupo alguilo lineal o ramificado

Jque tiene de 1 a £ atomos de carbono, tales como los grupos 2-
({1, 2 o Z-jpiperazinillacetile, 3-[(1, 2 o 3-)piperazinil]-

propionile, 2-[{(l, 2 o 3-)piperazinillpropicnilo, 4-[(1, 2 o

2-ipiperazinillbutirilo, 5-111, z O 3-Ypiperazinil]-

30
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pentanoile, 6-[(1, 2 o 3—)piperaziﬁil]hexanoilo, 2,2-dimetil-
3-[(1, 2 o 3-)piperazinil]propionilo, 2-metil-3-{(1, 2 o

2-)piperacinil]prepionilo, 2-(4-bencil-l-piperacinil)acetilo,

[\]

3-[4-(2-feniletil)-1l-piperazinil}propionilo, ~[4-{3-
fenilpropil)-l-piperazinil]propionilo, 4-[4-{(4-fenilbutil)-1-
piperazinillbutirile, 5-[4-(5-fenilpentilt-l-piperazinil]-
pentancilce, 6-[4-(6-fenilpropil)-l-piperazinil]lhexanoilo, 6-
(4-bencil-l-piperazinil)hexancilo, 2,2-dimetil-3-(4-bencil-1-
piperazinil)propionilo, 2-metil-3-(4-bencil-1-piperazinil)-
propionilc, 2-[4-(3,4-metilendicxibencil)-1-piperazinil]-
acetilo, 3-{4-[2-(2,3-etilendioxifenil)etil]-1-piperazinil}-
propionilec, Z2—{4-[3~(3,4-trimetilendicxifenil)propil]-1-
piperazinillpropionilo, 4-{4-{4-(2,3-tetrametilendioxifenil}-
butil]-1-piperazinili-butirilo, 5-{4-[5-(3,4d-metilendiocxi-
fenil)pentil]-1l-piperazinilipentancilc, 5~{4-[3-(2,3~
etilendioxifenil)propil]-l-piperazinil}pentancilo, 6-[4-1(3,4-
trimetilendicxibencil)-1-piperazinillhexancilo, 2,2-dimetil-
3-[4-(2,3-tetrametilendioxibencil)-1-piperazinil]-propionilec,
Z-metil-3-{4-(3,4-metilendioxibencil)-1-piperazinil]propionilo,

2-{3,4-dibencil-1-piperazinil)-acetilo, 2-(3,4,b5-tribencil-1-
piperazinil)acetilo, 2-[2,4-di(3,4-metilendioxibencil)-1-
piperazinillacetilo, 2=[2,4,6-tri{3,4d-metilendioxibencil)-1-
piperazinil]lacetilo y 2-{3-bencil-4-(3,4-metilendioxibencil) -

l-piperazinil]acetilo.

Los eilemplos del Jrupo alguile inferior

——cd

-}

[
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sustituido por morfolinocarbonilo incluyen Jrupos
morfolinocarbonilalguile cuya porcion alquilo s un grupo

alguile lineal ¢ ramificado gque tiene de 1 a3 6 &Atomos de

.carpbono tsles como los grupes [(Z2, 2 o 4-Ymorfolinao]-

carbonilmetilc, 2-[{2, 3 ¢ d4-)morfclino]carboeniletilo, 1-[(2,
3 o 4-)merfolino]carboniletile, 3-1(2, 3 o 4-)morfclino]-

carkonilpropile, 4-[{(2, 2 o 4-)mocrfolinolcarbonilbkbutilo, 5-

({2, 2 o d-)morfolino]carbonilpentilo, e-[ (2, 3 o}
4-ymorfelinc]lcarbonilhexilo, 1,1-dimetil-2-[(2, 3 o]
d-Ymorfelinclcarboniletilo Y Z-metil=-3-[(Z, 3 o

d-)morfolino)carbonilpropilo.
Los ejemples del grupo imidazolil-alcaneoilo
inferior incluyen grupos imidazolilalcancilo cuya porciédn

alcanoile es un grupo alcanoilo lineal o ramificadec gque tiene

I\ND

de 2 a 6 4dtomos de carbone tales como los grupos 2-{(1, , 4
o 5-)imidazolillacetilo, 3~-111, 2, 4 o 5-)imidazolil]-
propionile, 2-[(1, 2, 4 o 5-)imidazoliljpropioniloc, 4-[(1, 2,
4 o 5-)imidazolil]lbutirilo, 5-[(1, 2, 4 o 5-)imidazolil]-

pentanoileo, 6-[(1, 2, 4 o G5-}imidazelil}hezanecilo, 2,2-

L

dimetil-2-[(1, 2, 4 o 5-)imidazeclil]propionilo v 2-metil-
[(1, 2, 4 ¢ 5-)imidazolil]}propioniic.

Los ejemplos del Jrupo cicloalguilcarbonilo
incluyen grupos cicloalguilcarbonile cﬁya porcion
ciclealquilo es un grupo cicloalguilo que tiens de 3 a 16

dtomes de carbono tales come los grupos ciclepropilcarbonilo,

—rh
a2
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ciclobutilcarbonilce, ciclopentilcarkenilo, ciclohexil-
carbonilo, cicloheptilcarbonilo, ciclooctilcarbonilo,
ciclononilcarbonilo, Ciclodecilcarbonilo, cicloundecil-
carbonilao, ciclododecilcarbonilo, ciclotridecilcarbonilo,
ciclotetradecilcarbonilo, ciclopentadecilcarbonilo v
ciclohexadecilcarbonilo.

Los ejemplos del grupoc alcanocilo inferior
sustituide por amino los cuales pueden tener un grupe alguilo
inferior como sustituyente incluyen grupos alcancilo lineales
o ramificados que tienen de 2 a 6 Atomos de carbono
sustituidos por un grupo amino el cual puede tener 1 o 2
grupcs alquilc lineales o ramificados que tienen de 1 a 6

atomos de carbono como sustituyentes tales como los grupos

’

aminocacetilc, Z-amincpropionilo, 3-aminoprcopioniloe, 4-
aminobutirilo), S-aminopentanoilo, b-aminchexancilc, 2,2-
dimetil-3-aminoprcpionilo, 2-metil-3-aminopropionilc,
metilamincacetilc, Z-etilaminopropionilo, 3-
propilaminopropionilo, 3-isopropilaminopropiconilo, 4-
butilamincbutirilo, S-pentilamincpentancilo, =
hexilaminchexancilo, dimetilamincacetilo, 3-
diisopropilaminocpropionilo, (N-etil-N-propilamino)acetile v

Z-(H-metil-N-hexilaminc)acetilo.
Los ejemplos del grupo alguileno inferior el cual
puade tener un grupc hidroxilo como sustituyente incluyen,

ademas da los grupos alquileno inferior descritos

133
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anteriormente, grupcs alquilenc lineales o ramificados gue
tienen de 1 a 6 4tomos de carbono los cuales pueden tener de
1 a 2 grupos hidroxilo como sustituyentes tales como los
grupos l-hidroximetileno, 2-hidroxietileno, 1-hidroxietilena,
Z-hidroxitrimetileno, 3-hidroxitrimetileno, 1-
hidroxitrimetileno, 3-hidroxi-2-metiltrimetilenc, 1-hidroxi-
2-metiltrimetileno, 3-nidroxi-2,2-dimetiltrimetileno, 1-
hidroxi-2,2-dimetiltrimetilerno, 3-hidroxi-l-metiltrimetileno,
Z-hidroxli-1l-metiltrimetileno, l1-hidroximetilmetileno,

hidroximetilmetileno, Z-hidrozimetiltrimetileno, 2

hidroximetil-Z-metiltrimetileno, (2-hidroxietil)metileno, (1-

hidroxietil)metileno, d-hidroxzitetrametileno, Z-
hidrexitetrametileno, 3-hidroxitetrametilenc, ! 1-
hidroxitetrametileno, 5~-hidroxipentametilenc, 4-
hidrorxipentametileno, 3-hidroxipentametileno, 2-
hidrozipentametileno, l—hidroxipentametileno, -
hidroxiheyametileno, 5-hidroxihexametilenc, 4-
hidroxihexametileno, 3-hidroxihexametileno, 2-
hidrorxiherametileno, l-hidro=zihexametileno, 1,2~

dihidroxitrimetileno, 2,2,4-trihidrczitetrametileno, 1,2, 6-
trihidroxihexametileno v 3,4,5-trihidroxipentametileno.

Los ejemplos del grupo alguilc el cual puede tener
un grupo hidroxilo como sustituyente incluyen, ademds de los
grupos alguilc inferior descritos antericrmente, grupos

alquilc lineales o ramificados gue tienen de 1 a 16 atomos de

s
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carbonc los cuales pueden tener de 1 a 3 grupos hidroxilo
como sustituyentes tales como los grupos heptile, octilo,
nonileo, decilo, undecilo, dedecilo, tridecilo, tetradecilo,
pentadecilo, l-metilhexilec, hexadecilo, hidroximetilo, Z2-
hidroxietilo, l-hidroxietilo, 3-hidroxipropilo, 2,3-
dihidroxipropilo, 4-hidroxibutilo, 1,1-dimetil-2~
hidrowietilc, 5,5,4-trihidroxipentilo, b5-hidroxipentilc, 6-
hidroxihexilo, 1-hidroxiisopropilo v 2-metil-3-
hidroxipropileo.

Los ejemplos del grupo alguilo sustituido por un
grupo hidro=xilo incluyen grupos alquilo lineales o
ramificados gue tienen de 1 a 16 atomos de carbono y de 1 a 3
grupos hidroxzilo como sustituyentes tales comeo los dgrupos
hidroximetilo, 2-hidroxietilo, l-hidreoxietilo, 3-
hidroxipropile, 2,3-dihidroxipropile, 4-hidroxibutile, 1,1-
dimetil-2-hidroxietilo, 5,5,4-trihidroxipentilo, 5-
hidrozipentilo, b-hidroxihexilo, l-hidroxiisopropilo y 2-
metil-3-hidroxipropilo.

Los ejemplos del grupo ciclecalquilo e1 cual puesde
tsner un sustituyente selecclonado del grupo gus consiste de
un grupo  hidroxile ¥y un grupe alquile inferior incluyen,
ademas de los grupos cicloalguilo descritecs anteriocrmente,
arupos ciclcalguilo que tienen de 3 a 16 &tomos de carbono
lcs cuales pueden tener de 1 a 3 sustituyentes seleccionados

del grupc ques consiste de un grupo hidroxile y un grupc

::_a:

() |
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algquilo lineal o

carbono ‘tales
hidroxiciclobutilo,
hidreoxiciclohexilo,
hidroxicicleoheptilo,
hidroxiciclononilo,
hidrorxicicloundecilo,
hidroxiciclotridecileo,
hidroxiciclopentadecilo,
dihidroziciclohexilo,
metilciclopentile,
propilciclichutile,
pentilcicloheptilo,
dimetilciclohexilo,
hidrexicicloHexilo.
Los ejemplos

incluyen grupos

ramificado que tiesne

como los

2,3,4-trimetilciciohexilo

del grupo

fencoxialquilo

117

de 1 a 6 atomos de

grupos 2-hidroxiciclopropilo, 3-
3-hidroxiciclopentilo, 2-
d-hidroxiciclohexilo, 3-
d-hidroxiciclcoctilo, 5-
3-hidroxiciclaodecilo, 4 -
5-hidroxiciclododecilo, €-
7-hidroxiciclotetradecilo, 6~
8-hidroxiciclohe~xadecilo, Z2,4-

2,4,6-trihidroxicicliohexilo, 1-
2-etilciclopreopilo, 3I-n-

2-n-butilciclchexilo, 4d-n-
d-n-hexilciclooctilo, 2, 3-

y 2-metil-4-

fenoxi-alquilo inferior

cuya porcién alquile es un

grupo alquile lineal o ramificadc gque tiene de 1 a 6 atomes

de carbono tales como los grupos fenoximetilo,

l-fenoxietilo,

Z-fenoxietilo,

3-fenoxipropilo,

5-fenoxipentilo,

2~-fenoxietilo,
d-fenoxibutilo, 1,1-dimetil-

b-fenoxihexilo, 1-

fenoxliscpropilo y 2-metil-3-fenoxipropilec.

Los ejemplos del

cual puede tener un grupo alquile inferior

grupce aminc-alcexi inferior el

comd sustituvente

incluyen grupos alcoxi lineales o ramificados gue tienen de 1
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a8 €& Atomos de carbono sustituidos por un grupo amino el cual
puede tener 1 o 2 grupos alguilc lineales o ramificados gue
tienen de 1 a 6 Aatomos de carbonce tales como 1los grupoes
aminometnoxi, 2-aminocetoxi, l-amincetoxi, 3-aminopropoxi, 4-
amincobutoxi, 5S-amincpentiloxi, 6-aminohexiloxi, 1,1-dimetil-
s—amincetoxi, 2-metil-3-amincpropoxi, metilaminometoxi, 1-
etilamincetoxi, 2-propilaminoetoxi, 3-isopropilaminopropoxi,

4-putilamincbutoxi, S5-pentilaminopentiloxi, 66—
hexilaminohexiloxi, dimetilaminometoxi, 2-dietilamincetoxi,
Z2-diisopropilaminoetoxi, (N-etil-N-propilamino}metoxi y 2-(N-
metil-N-hexilamino)etoxi.

Los ejemplos del grupo alquilo inferior sustituido
por un grupo hidroxilo incluyen grupes alquilo lineales o

ramificados que tienen de 1 a 6 Atomos de carbonc 1os cuales

tienen de 1 a 3 grupos hidroxilo comoe sustituyentes tales

COMmo los grupos hidroximetilo, 1-hidroxietilo, 2=
hidroxietilo, 3-hidroxipropilo, 2,3-dihidreoxipropilo, g~
hidreoxibutile, 1,1-dimetil-2-hidroxietilo, 5,5,4-
trihidrozipentilo, 5-hidrozipentilo, 6-hidrorihexilo, 1-

hidro=ziisoprepilo y 2-metil-3-hidroxipropils.
Los ejemplos del grupo amino =1 cual puede tener un
grupe alguilsulfonilo inferior como sustituyente incluyen

grupos amino los cuales pueden tener 1 o 2 grupos

41

lguilsulfenileo lineales o ramificados que tienen de de 1 a 6

Qn

toemos de carbono como suStituyentes tales como los Jrupoes
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aminec, metilsulfonilamino,- etilsulfonilamino,
propilsulfonilamino, isoprepilsulfonilamino, butilsulfonil-
amino, terc-butilsulfonilamino, pentilsulfonilamino,
hexilsulfonilamino, dimetilsulfonilamino, dietilsulfonil-
amino, dipropilsulfeonilamino, dibutilsulfonilamino,

dipentilsulfonilamino, dihexilsulfonilamino, N-metilsulfonii-
H-etilsulfonilamino, N-etilsulfonil-N-propilsulfonilamino, N-
metilsulfonil-N-kutilsulfenilamine Y N-metilsulfonil-N-
hexilsulfonilamino.

Los ejemplos del grupo alguinilo inferior incluyen
grupos alguinilec lineales © ramificados qgue tienen de 2 a 6
atocmos de carbono tales como los grupos etinilo, 2-propinilo,
Z-putinilo, 3-butinilo, l-metil-2-propinilc, Z-pentinilo y 2-
hexinilo.

Los ejemplos del grupo anilino el cual puede tener
un atomo de haldgenc como sustituyente en el anillo de fenilo
incluyen grupos anilino los cuales pueden tener de 1 a 3
atomes de haldgeno come sustituyentes en el anillo de fenilo
tales como los grupcs anilino, 2-flucrocanilino, 3~

flucrcanilino, 4-fluorcanilino, Z-bromoanilino, -

3
bromecanilino, 4-bromcoanilino, 2-yvodoanilinc, 3-yodoaniling,

d-vodoanilino, 2,3~-dibromcanilino, 2,4-diyodoanilino, 2

n

r

difluoroanilino, 2,6-diclorecaniiino, 2,4,6~triclorcanilino,
Z2,6~diflucrcanilino, 3,5-difluorcanilinc, 2, 6-

difluoroanilino, 2-cloroanilino, 3-cloroanilino, 4 -

0
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clorcanilino, 2,3-diclorcanilino, 2,4-dicloroanilino, 2,5-
dicleorcaniline, 3,4-dicloroanilino, 2,6-diclorcanilino, 3,5-
diclorcanilino, 2,4,6-triflucrcanilince, 2,4-difluorcanilino vy
3,4-diflucroanilino.

Lcs ejemplos del grupe piperazinilo el cual puede
tener un grupo alguilo inferior como sustituyente en el
anillce de piperazina incluyen grupos piperazinilo los cuales
pueden tener de 1 a 3 grupos algquilo lineales o ramificados

gue tienen de 1 a 6 atomos de carbono como sustituyentes en

el anillo de piperazina tales como los grupces (1-, 2- o 3-
)piperazinilo, 4-metil-{(1l-, 2- o 3-)piperazinilo,
Z,3-dimetil~(1- o b5-)piperazinilo y 2,3,4-trimetil-(1-, 5- o

6-)piperazinilo.

Los ejemplos del grupo pirrolidinilo el cual puede
tener un grlfupo oxo como sustituyente en el anillo de
pirrolidina incluyen grupos pirrolidinilc los cuales pueden
tener 1 ¢ 2 grupos ozxo como sustituyentes en el anilleo de
pirrolidina tales como los grupos (l-, 2- o 3-)pirrolidinilo,
2=o¥o~-(1-, 3-, 4- o 5-)pirrelidinilo, 3-oxo-(l-, 2-, 4- o
S-)pirrolidinilo, 2,3-dioxo-(1-, 4- o 5-)pirrclidinilo vy 2,5-
dicxo-(1-, 3- o 4-)pirrolidinile.

Los ejemplos del grupo . alcancil-amino inferior
incluyen grupos alcanoil-azmino lineales < ramificados que

tienen de 2 a & atomos de carbono los cuales tienen de 1 a 3

atomos de haldgeno como sustituyentes tales como los'qrupos

139



acetil-amino, propionil-amino, butiril-amino, pentanoil-
amino, 2-metilpropionil-amino y hexanoil-amino.

Los ejemplos del grupoc fenilo el cual pueds ser
sustituido en el anilloc de fenilo por 1 & 3 grupos
seleccionades del grupo dgque consiéte de un qgrupo alguilo
inferior; un grupo alcexi inferior el cual puede tener un
atemo de haldgeno como sustituyente; un adtomo de halégeno: un
grupo amine-alcoxi inferior el cual puede tener un grupoe
algquilo inferior como sustituyente; un grupc alguilo infericr
sustituido por un grupc hidroxilc; un grupo fenil-alquilo
infericr; un grupo alguinilo inferior; un grupo amino el cual
puede tener un grupo alquilsulfonilo inferior comao
sustituyente; un grupo alguiltio inferior; un grupo
ciclecalguilo; un grupo feniltic; un grupo adamantilo; un
grupo anilino el cual puede tener un atomo de haldgeno como
sustituyente en el anillo de fenilo; un grupo alcoxicarbonilo
inferior; un grupo piperazinilc el cual puede tener un grupo
algquilo inferior coma sustituyente en 2l anillo de
piperazina; un grupo alcancilamino infericr; un grupce ciano;
un grupo pirrolidinileo el cual puede tener un grupo oxo como
sustituyente en el anills de pirrolidina; y un grupce fenoxi
incluyen grupos fenilc los cuales pueden ser sustituidces en
2l anillo de fenilo per 1 a 3 grupos seleccicnados del grupo
que consistes de un grupo alquile lineal o ramificado que

tiene de 1 a € atomos de carbonc; un grupc alcoxi lineal o

1
3
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ramificado que tiene de 1 a 6 atomos de carbono el cual puede
tener de 1 a 3 atcomos de haldgenco; un atomo de haldgeno; un
grupa amincalcoxl cuya porcidén alcoxi es un grupo alcoxi
linezl o ramificado que tiene de 1 a 6 3tomos de carbono y el
cual puede tener 1 o 2 grupos alguile lineales o ramificades
gque tienen de 1 a © adtomos de carbono como sustituyentes: un
grupe alguilc lineal © ramificado gus tiene de 1 a 6 &tomos
de carbono y de 1 a 3 grupes hidrezilo como sustituyentes: un
grupo fenilalquilo cuya porcién alquilo es un grupoe alquilo
lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 &tomos de carbcno! un
grupo alquinilo lineal o ramificado que tiene de 2 a 6 a&tomos
de carbone; un grupo amino el cual puede tener 1 o 2 grupos
alquilsulfonilo lineales o ramificados que tienen de 1 a 6
atomos de carbono como sustituyentes; un grupo alquiltio
lineal o ramificado gque tiene de 1 a 6 Atomos de carbono: un
jgrupo cicloalguilo gue tiene de 2 a 16 atomos de carbono; un
grupo feniltic; un grupo adamantilo; un grupo anilino el cual
puade tener de 1 a 3 atomos de haldgeno como sustituyentes en
21 anillo de fenilo; un grupo alcoxicarbonilo cuya porcién
alcoxi es un grupo alcoxi lineal o ramificado gque tiene de 1

& © atomos de carpbono; un grupo amino el cual puede tener 1 o

¥

]

grupos alcancilo lineales o ramificados que tienen de 2 a 6
atomos de carbono; un grupc ciano; un grupe piperazinilec el
cual puede tener de 1 a 2 grupos alquile lineales o

ramificados que tienen de 1 a 6 atomos de carbono como

141



10

15

20

sustituyentes en el anillo  de piperazina; un grupo
pirrolidinilo =1 cual puede tener 1 o© 2 grupos oxO COmMO
sustituyentes en el anillo de pirrolidina; y un grupo fenoxi
tales como los grupos fenilec, Z-metilfenilo, 3-metilfenilo,

4d-metilfenilo, 2-etilfenilo, 32-etilfenilo, d4-etilfenilo, 2-

isopropilfenilc, 4-isopropilfenilo, 3-butilfenilo, 4-
pentilfenilo, d-hexilfenilo, 3,4-dimetilfenilo, 3,4~
dietilfenilo, 2,4-dimetilfenilo, 2,5-dimetilfenilo, 2,6-
dimetilfenilo, 3,4,5-trimetilfenilo, “-metoxifenilo, 3-

netoxifenilo, 4-metoxifenilo, Z-etoxifenilo, 3-etoxifenilo,
4-etoxifenile, 4-isopropoxifenilo, 3-butoxifeniloc, 4-
pentiloxifenilo, 4-hexiloxifenilo, 3,4-dimetoxifenilo, 3,4-

dietorifenilo, 2,4-dimetoxifenilo, 2,5-dimetoxifenilo, 2,6-

dimetoxifenilo, 3,4,95-trim=toxifenilo, <=
trifluorometdxifenilo, 3~trifluorometoxifenile, 4-
trifluorometoxifenilo, 2-{bromometoxi)fenilo, 3-({2-
cloroetoxi) fenile, 4-(2,3-dicloropropoxi) fenilo, 4—(4-
flucrobutoxi) fenilo, 3—(5-Cloropentiloxi)feﬁilo, 4- (5~
bromohexilexi) fenilo, 4-(5, 6-dibromohexilo=zi) fenilo, 3,4-
di(trifluorometcxi) fenilo, 2,4-di(4,4,4-triclorabutoxi) ~
fenileo, 2,4~-di(3-cloro-Z-metoxipropil) fenile, 2,5-di{3-
cloropropoxi)fenilo, 2,6-di(2,2,2-trifluorocetoxi) fenile,
3,4,5-tri(triflucrometoxi)fenilo, d-(2,2,2-triclorovetoxi) -
fenilo, 2-metil-d-trifluorometoxifenilo, 3-etil-4-

triclorometorifenilo, Z-metcxi-4-trifluorometoxifenilo, 3-

-~
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etoxi-4d-triclorometeoxifenilo,

triflucrometcxifenilo,

fencxifenilo,

difencxifenilc,

fenoxifenilc,

3-etomi-4-fenoxifenilo,

fenile, 2-clorcfenilo,

diclorofenilo,

diclorofenilo,

triclorofenilo,

fluorofenilo,

difluorofenilo,

2,4,6-trifluorofenilo,

bromofenilo,

dibromofenilo,

ciclohexilfenilo,
anilino) ~5-etoxi
dietilaminc)etoxi] fenilo,
(2-oxo-1l-pirrolidinil) fenilc,
{Z-hidroxietil) fenilo,

feniltiofenilo,

clcrofenilo,

ciancfenilo,

2,3-difencxifenilc,

-etil-4-fenoxifenilo,

2,4d-diclorofenilo,

2-metil-3-

2-metil-Z-trifluocrometoxi-4-

2~fencxifenilo, 3-fenoxifenilo, 4-

3,4-difenoxifenilo, Z,06-

3,4,5-trifenoxifenilo, Z2-metil-4-

2-metoxi-4d-fenoxifenilo,

fenoxi-4d-trifluocrometoxi-

3-clorofenile, 4d-clorofenilo, 2,3-

2,5-diclorcfenilo, 3,4~

2,6-diclorofenilo, 3,5-diclecorofenilo, 2,4,6-~

~-fluorofenilo,

Z2,5~difluocrofenilao,

3-fluorofenilo, 4~

2,4~difluocrofenilo, 3,4~

3,5-difluorofenilo, 2,6-difluorofenilo,

Z-promofenilo, 3-bromocfenilo, 4-

2-vyodetfenile, 3-vodofenilo, 4-vyodeofenileo, 2,3-
5 b ¥

2,4-divedofenilc, d-metiltiofenilo, 4-
4-cloro~Z-anilinofenilo, 2—-(4d-cloro
carbonilfenilo, 4-[2-(N,N-

4-(4d-metil-l-piperazinil)fenileo, 4-
d-metilsulfonilaminofenilo, 4-

d-bencilfenilo, 4-etinilfenile, 4-—

4-{l-adamantil)fenilc, 5-acetilamino-2-
Z-prepancilaminofenilo, 3-cianofenilo, 2-
4-cianofenilo, 3,4d-dicianofeniic Y% 3,4, 5~

Tricianofenilo.

Los

ejemplos del grupo fenil-alquilo inferior el

~—nd
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cual puede ser sustituido en el anillo de fenilo per 1 a 3
grupos seleccionados del grupo gue consiste de un atome de
haldgeno, un grupo alcoxi inferior el cual puede tener un
atomc de haldgenc come sustituyente y un grupo alquilce
inferior incluyen, ademas de los grupes fenil-alguilo
inferior Jdescritcs anteriormente, grupcs fenilalquilc cuya
porcidén algquilo es un grupce alquilo lineal o ramificado dque
tenga 1 a € atomeos de carbence y el cual puede ser sustituido
en el anillo de fenilo por 1 a 3 grupos seleccionados del
grupo gue consiste de un atomo de haldgeno, un grupo alcoxi
lineai o ramificado que tienen de 1 a 6 atomos de carbono el
cual puede tener de 1 a 3 4atomos de haldgeno como
sustituyentes y un grupo alguilo lineal o ramificado que
tiene de 1 a 6 atomos de carbono tales como los grupcs 4-
fluorcbhencilo, Z2-clorobencilo, 3-clorokencilo, 4-
clorobencilo, Z2-(2-fluorofenil)etileo, 2-(4-flucrcofenil)etilo,
Z=(4d-cloreofenil)etilo, 3,4-dibromobencilo, 3,4-diyodobencilo,
2,4-difluorchencilo, 2,5-diclorobencilo, 2,6-diclorobencilo,
3,4,5-trifluorobencilo, 2-(4-clorofenil)propilo, 1-(2-
bromofenil)etilo, 4-(3-flucrofenil)butile, 5-(4-
yodorenil)pentilo, 6-(4-clorcfenil)hexilo, 1,l-dimetil-2-(2-

-

flucrofenil)etilo, Z-metil-3-(4-clorofenil)propilo, 2-
metilbencilo, 2-(3-metilfenil)etilo, 3-(d-metilfenil)propilc,
l-({Z-etilfenil)etiln, d-(3-eti1lfeniliburilo, 5-(4-

etilfenilipentile, 6-(4-isopropilfenil)hexilo, 1,1-dimetil-2-



10

15

]
[Sai

{(3~butilfeniljetilo, 2-metil-

3-(4-pentilfenil)propilc, 4-

hexilbencila, 3,4-dimetilbencilo, 3,4-dietilbencilo, 2,4~

dim=tilbencilo, 2,5-dimetilbencilo, 2,6-dimetilbencilo,
3,4,5-trimetilbencilo, 2-metoxibencilo, 2-(2-
metoxifenil)etilo, 2-(3-metoxifenil)etilo, 2-14-

metoxifenil)etils, 4d-metosibencilo, 1-(2-etoxifenil)etilo, 3-

{3-etozifenil)propilo,

isopropoxifenil)pentilo, 6-

dimetil-2-(4-pentiloxrifenil)etile,

4-~({d-etoxifenilibutilo, 5-(4-~

(3-butexifenil)hexilo, 1,1~

2-metil-32-{4-

hexiloxifenil)propilo, 3,4-dimetoxibencilo, 3,4-
dietoxibencilo, Z2,4-dimetoxibencilo, 2,5-dimetoxibencilo,
2, 6~dimetoxibencilo, 3,4,5-trimetoxibencilo, o-
trifluocrcmetoxibencils, 3-triflucrometoribencilo, 4-

trifluocrometoxibencile, Z-[2-(bromometoxi)fenil]letilo, 1-[3-

(Z-cloroetoxi) fenilletile, 3-14-12, 3-dicloropropoxi)fenil] -

propilao, 4-[4-(4-fluorcbutoxi) fenil]butilo, 5-13-(5-

clorcopentiloxi)fenil]pentilo,

hexilo, 1,1-dimetil-Z2-[4-1(5,

J,d4-di{triflucrometoxi)bencilso,

6-[{4-(S-bromchexiloxi)fenil]-

b~dibromohexiloxi) fenilletiln,

3,4-di{4,4,4-triclorobutoxi) -

bencilo, 2,4-di(3-cloro-2-metoxipropil)bencilo, 2,5-di (3~

cloropropoxi)bencilo, 2,6-di(2,2,2-trifluorcetoxi)bencilc,

3,4,5-tri(triflucrometoxi)bencilo, 4~ ({2,2,2-triclorocetoxi) -

bencilo, 2-metil-4-triflucrometoxnibencilo, 2-etil-d-

triclorometoxibencilo, Z-meto=xi-4-triflucrometoxibencilo, 3-

etecxi-d-triclorometoxibencilo,

2-metil-3-triflucrometoxi-4-

1

/

i
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trifluorometoxibencilo, 2-cloro-3-metilbencilo, 4-fluoro-2-
trifluorometoxibencilo y 3-cloro-2-metil-4-metoxibencilo.

Los ejemplos del grupo fenil-alguilo inferior el
cual tiene un grupo alquilendioxi inferior como sustituyente
en el anillo de fenilo incluyen grupos fenilalquilo 1los
cuales tienen un grupo alquilendioxi lineal ¢ ramificado que
tiene de 1 a 4 atomos de carbono como sustituyente en el
anillo de fenilo y cuya porcién alquilo es un grupo algquilo
lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 &tomos de carbono
tales como los grupos 3,4-metilendioxibencilo, 3,4-
trimetilendioxibencilo, 2-(2,3-etilendioxifenil)etilo, 1-
(3,4-trimetilendioxifenil)etilo, 3-(2,3-tetrametilendioxifenil)-
propilo, 4-(3,4-metilendicxifenil)butilo, 5-(2,3-
etilendioxifenil)pentilo, 6-(3,4-trimetilendioxifenil)hexilo,
l,1-dimetil-2-(2,3-metilendioxifenil)etilo y 2-metil-3-(3,4-
etilendioxifenil)-propilo.

Los ejemplos del grupo aminoc el cual puede tener un
grupo alcanoilo inferior como sustituyente incluyen grupos
amino los cuales pueden tener un grupo alcanoilo lineal o
ramificado que tiene de 1 a 6 Aatomos de carbono como
sustituyente tales como los grupos amino, N-acetilamino, N-
formilamino, N-propionilamino, N-butirilamino, N-
isobutirilamino, N-pentanoilamino, N-terc-butilcarbonilamino

y N-hexanoilamino.

Los ejemplos del grupo 1,2,3,4-tetrahidroquinolilo

146
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el cual puede tener, en el anillo de tetrahidroquinolina, de
1 a 3 sustituyentes seleccionados del grupo que consiste de
un  grupo o©xo, un grupo alcoxi inferior y un grupo
alquilendioxi inferior incluyen grupos 1,2,3,4-
tetrahidroquinolilo los cuales pueden tener, en el anillo de
tetrahidroquinolina, 1 a 3 sustituyentes seleccionados del
grupo que consiste de un grupo oxo, un grupo alcoxi lineal o
ramificado que tiene de 1 a 6 atomos de carbono y un grupo
alquilendioxi lineal o ramificado que tiene de 1 a 4 Atomos
de carbono tales como los grupos (1, 2, 3, 4, 5, 6, 7 u
8-)1,2,3,4~tetrahidroquinolilo, 2-oxo-(1, 3, 4, 5, 6, 7 u
8-)1,2,3,4~tetrahidroquinolilo, 2-ox0-6,7-metilendioxi- (1, 3,
4, 5 u 8-)1,2,3,4-tetrahidroquinoclilo, 4-oxo-(1, 2, 3, 5, 6,
7 u 8-)1,2,3,4~tetrahidroquinolilo, 2,4-dioxo-(1, 3, 5, 6, 7
u 8-)1,2,3,4-tetrahidroquinolilo, 2,4-dioxo-6,7-metilendioxi-
{1, 3, 5 u 8-)1,2,3,4-tetrahidrogquinolilo, 5,6-etilendioxi-
(1, 2, 3, 4, 7 u 8-)1,2,3,4-tetrahidroquinolilo, 7,8-
trimetilendioxi- (1, 2, 3, 4, 5 0 6-)1,2,3,4-
tetrahidroquinolilo, 6,7-tetrametilendioxi-(1, 2, 3, 4, 5 ﬁ
8-)1,2,3,4-tetrahidroquinolilo, 5-metoxi-2-oxo-(1, 3, 4, 6, 7
u 8-)1,2,3,4-tetrahidroquinolilo y 2-oxo0-6,7-etilendioxi- (1,
3, 4, 5 u 8~)1,2,3,4-tetrahidroguinolilo.

Los ejemplos del grupo cicloalquil-algquilo inferior
incluyen grupos cicloalquilalquilo que tienen de 3 a 16

atomos de carbono cuya porcidén alquilo es un grupo alquilo

-1
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lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 Aatcmos de carbono
tales como los grupos ciclopropilmetilo, ciclohexilmetilo, 2-
ciclopropiletilo, l-ciclobutiletilo, 3-ciclopentilpropilo, 4-

ciclohexilbutilo, 5-cicloheptilpentile, 6-ciclooctilhexilo,

1,1-dimetil-2~ciclononiletilo, 2-metil-3~-ciclodecilpropilo,
cicloundecilmetilo, 2-cilclododeciletilo, 1-
ciclotrideciletilo, 3~ciclotetradecilpropilo, 4-

ciclopentadecilbutilo y 5-ciclohexadecilpentilo.

Los ejemplos del grupo piridil-alguilo inferior
incluyen grupos piridilalquilo cuya porcién algquilo es un
grupo alquilo lineal o ramificado que tiene de 1 a & atomos
de carbono tales como los grupos (2, 3 o 4-)piridilmetilo, 2-
[(2, 3 o 4-)piridilletilo, 1-[(2, 3 o 4-)piridilletilo, 3-
({2, 3 o 4-)piridilipropilo, 4-{(2, 3 o 4-)piridiljbutilo,
1,1-dimetil-2-[(2, 3 o} 4-)piridil]etilo, 5-{(2, 3 o}
4—)§iridil]pentilo, 6-[(2, 3 o 4-)piridillhexilo, 1-[(2, 3 o
4-)piridil]isopropilo y 2-metil-3-[(2, 3 o 4-)piridil]-
propilo. |

Los ejemplos del grupc alquilo inferior sustituido
por un grupo amino el <cual puede tener un sustituyente
seleccionado del grupo que consiste de un grupo alquilo
inferior y wun grupo alcancilo inferior incluyen grupos
alquilo lineales o ramificados que tienen de 1 a 6 Aatomos de
carbono y un grupo amino el cual puede tener 1 o 2

sustituyentes seleccionados del grupo que consiste de un
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grupo alquilo lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 atomos
de carbono y un grupo alcanoilo lineal o ramificado gue tiene
de 1 a 6 atomos de carbono tales como los grupos aminometilo,
2-aminoetilo, l-aminoetilo, 3-aminopropilo, 4-amincbutilo, 5-
aminopentilo, 6-aminohexilo, 1,1-dimetil-2~amincetilo, °~ 2~

metil-3-aminopropilo, metilaminometileo, 1-etilaminocetilo, 2-

propilaminocetilo, 3-isoprepilamincpropilo, 4-
butilaminocbutilo, 5-pentilaminopentilo, 6-hexilaminchexilo,
dimetilaminometilo, 2-diisopropilaminoetilo, (N-etil-N-

propilamino)metilo, 2-(N,N-dimetilamino)etilo, 2-{(N-metil-N-

hexilamino)etile, formilamincometilo, acetilaminometilo, 1-

propionilamincetilo, Z2-acetilaminocetilo, 3-
butirilaminopropilo, 4-pentanoilaminobutilo, 5-
hexancilaminopentilo, 6-acetilaminohexilo, N-metil-N-

acetilaminometilo, 2-(N-etil-N-propanoilamino)etilo, (N-etil-
N-butirilamino)metilo, 2-(N-metil-N-hexanoilaminoletilo y 3-
(N,N—dimetilamino)propilo:

Los ejemplos del grupo alcoxi inferior-alquilo
inferior incluyen grupos alquilo lineales o ramificados que
tienen de 1 a 6 &tomos deAcarbono los cuale tienen un grupo
alcoxi 1lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 atomos de
carbono, como sustituyente tales como los grupos
metoximetilo, l-etoxietilo, 2-metoxietilo, Z2-propoxietilo, 3-
isopropoxipropilo, 4-butoxibutilo, S-pentiloxipentilo, 6-

hexiloxihexilo, 1,1-dimetil-2~-metoxietilo, 2-metil-3-

o 3
.
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etoxipropilo y 3-metoxipropilo.

Los ejemplos del grupo alquilo inferior sustituido
por 1,2,3,4-tetrahidroisoquinolilcarbonilc incluyen grupos
1,2,3,4-tetrahidroisoquinclilcarbonil-alquilo cuya porcidn
alquilo es un grupo alguilo lineal o ramificado que tiene de
1 a 6 atomos de carbono tales como los grupos (1, 2, 3, 4, 5,
6, 7 u 8-)1,2,3,4-tetrahidroiscquinolilcarbonilmetilo, 2-[(1,
2, 3, 4, 5, 6, 7 u 8-)1,2,3,4-tetrahidroisoquinolilcarbonil]-
etilo, 1-0((1, 2, 3, 4, 5, 6, 7 u 8-)1,2,3,4-
tetrahidroiscquinolilcarbonil)etile, 3-((1, 2, 3, 4, 5, 6, 7
u 8-)1,2,3,4-tetrahidroisoquinclilcarbonil]propilo, 4-[(1, 2,
3, 4, 5, 6, 7 u 8-)1,2,3,4-tetrahidroisoquinolilcarbonil]-
butilo, 1,l-dimetil-2-{(1, 2, 3, 4, 5, 6, 7 u 8-)1,2,3,4-
tetrahidroisoquinolilcarboniljetilo, 5-((1, 2, 3, 4, 5, 6, 7
u 8-)1,2,3,4-tetrahidroisoquineolilcarbonil]pentilo, 6-[(1, 2,
3, 4, 5, 6, 7 u 8-)1,2,3,4-tetrahidroisoquinolilcarbonil]-
hexilo, 1-70(1, 2, 3, 4, 5, 6, 7 u 8-)1,2,3,4-
tetrahidroisoquinolilcarbonil]isopropilo y 2-metil-3-[(1, 2,
3, 4, 5, 6, 7 u 8-)1,2,3,4-tetrahidroisoquinolilcarbonil]-
propilo.

Los ejemplos del grupo piperidinilcarbonilo el cual
puede tener, en el anillo de piperidina, un sustituyente
seleccionado del grupo gue consiste de un grupo
alcoxicarbonilo inferior, un grupo fenil-alquilo inferior vy

un grupo furil-alquilo inferior incluyen grupos

Y
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piperidinilcarbonilo los cuales pueden tener, en el anillo de
piperidina, de 1 a 3 sustituyentes seleccionados del grupo
gue consiste de un grupo alcoxicarbonilec cuya porcidén alcoxi
es un grupo alcoxi lineal o ramificado que tiene de 1 a 6
dtomos de carbono, un grupo fenilalquilo cuya porcidén alquilo
es un grupo alquilo lineal o ramificado que tiene de 1 a ©
atomos de carbono y un grupo furilalguile cuya porcidn
alguilo es un grupo alquilo lineal o ramificado gque tiene de
1 a 6 &tomos de carbono tales como los grupos (1, 2, 3 o
4-)piperidinilcarbonilo, l-bencil- (2, 3 o
4-)piperidinilcarbonilo, 1-(2 0 3-)furilmetil-(2, 3 0
4-)piperidinilcarbonilo, 1-(2-feniletil)-(2, 3 o)
4-)piperidinilcarbonilo, 1-{2-{(1 o 2-)furilletill}-(2, 3 o
4-)piperidinilcarbonilo, 1-(l-feniletil)-(2, 3 0
4-)piperidinilcarbonilo, 1-{3-[(1 o 2-)furillpropilll}-(2, 3 o
4-)piperidinilcarbonilo, 1-(3-fenilpropil)-{(2, 3 o

4-)piperidinilcarbonilo, 1-{1-[(l1 o 2-)furilletill}-(2, 3 o

4-)piperidinilcarbonilo, l1-{4-fenilbutil)-(2, 3 o)
4-Ypiperidinilcarbonilo, 1-{4-[(1 o 2-)furil]lbutil]}-{(2, 3 o
4-)piperidinilcarbonilo, 1-(5-fenilpentil)-(2, 3 o)

4-)piperidinilcarbonilo, 1~{5-[(1 o 2-)furillpentil]}-(2, 3 o
4-)piperidinilcarbonilo, l1-({6-fenilhexil)-(2, 3 o}
4-)piperidinilcarbonilo, 1-{6-[(1 o 2—)fu£il]hexil]}-(2, 3 o
4~Ypiperidinilcarbonilo, 1,2-dibencil- (3, 4, 5 o

6-)piperidinilcarbonilo, 1,3-di({l o 2-)furilmetil-(2, 4, 5 o

151
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6-)piperidinilcarbonilo, - 1,3,5;tribencil—(2, 4 e}
6-)piperidinilcarbonilo, 1,2,6-tri(l o 2-)furilmetil-(3, 4 o
5-)piperidinilcarbonilo, 1l-bencil-3-(1 o 2-)furilmetil- (2, 4,

5 o 6-)piperidinilcarbonilo, 1-{1-[(1 o 2-)furiljetil]}-(2, 3

o] 4-)piperidinilcarbonilo, l-metoxicarbonil- (2, 3 o)
4-)piperidinilcarbonilo, l-etoxicarbonil- (2, 3 ')
4-)piperidinilcarbonilo, l-propoxicarbonil- (2, 3 o
4-)piperidinilcarbonilo, l1-butoxicarbonil- ({2, 3 o
4-)piperidinilcarbonilo, l-terc-butoxicarbonil-{2, 3 o
4-)piperidinilcarbonilo, l-pentiloxicarbonil- (2, 3 o)
4-)piperidinilcarboniloc, l-hexiloxicarbonil- (2, 3 o)

4-)piperidinilcarbonilo, 1,2-dimetoxicarbonil-(3, 4, 5 o
6-)piperidinilcarbonilo, 1,2,6~trietoxicarbonil- (3, 4 o}
5-)piperidinilcarbonilo, 1-(1 0 2-)furilmetil-3-terc-
butoxicarbonil-(3, 4, 5 o 6-)piperidinilcarbonilo, 1-bencil-
2-metoxicarbonil-(2, 4, 5 o 6-})piperidinilcarbonilo y 1-(1 o
2-)furilmetil-2,4~-dimetoxicarbonil-{3, 5 o ©6~)piperidinil-
carbonilo.

Los ejemplos del grupo tiazolidinil-alcancilo
inferior el cual puede tener un grupo oOxo como sustituyente
en el anillo de tiazolidina incluyen grupos
tiazolidinilalcanoile los cuales pueden tener de 1 a 3 grupos
0x0 como sustituyentes en el anillo de tiazolidina y cuya
porcidén alcanoilo es un grupo alcanoilo lineal o ramificado

que tiene de 2 a 6 atomos de carbono tales como los grupos 2-
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((2, 3, 4 o S-jtiazolidinillacetilo, 3-[(2, 3, 4 o
5-)tiazolidinil}propionilo, 2-((2, 3, 4 o 5-)tiazolidinil]-
propionilo, 4-[(2, 3, 4 o 5-)tiazolidinil)butirilo, 5-[(2, 3,
4 o) 5-11,2,4-tiazolidinil]pentanoilo, 6-11(2, 3, 4 0
S-)tiazolidinillhexanoilo, 2,2-dimetil-3-[(2, 3, 4 o
S-)tiazolidinil]propionilo, Z2-metil-3~-{(2, 3, 4 o
5-)tiazolidinil]lpropionilo, 2,4—di$xo—(3 o 5-)tiazolidinil-
acetilo, 3-[2-ox0-(3, 4 o 5-)tiazolidinil)propionilo, 2-[4-
ox0-(2, 3 o b5-)tiazolidinil]propionilo, 4-(5-oxo0-(2, 3 o
4-ytiazolidinil]butirileo, 5-[2,5-dioxo-(3 o 4-)tiazolidinil]-
pentanoilo, 6-[2,4,5-trioxo-3-tiazolidinil]lhexanoilo, 2-{4,5-
dioxXo~(2 o 3-)tiazolidinil]acetilo, 2,2-dimetil-3-[2,4-dioxo-
(3 o 5-)tiazolidinil])propionilo y 2-metil-3-[2,4~dioxo-(3 o
5-)tiazolidinil]propionilo.

Los ejemplos del grupo piperidinilo el cual puede
ser sustituido en el anillo de piperidina por un grupo
seleccionado del grupo que consiste de un grupo
alcoxicarbonilo inferior, un érupo fenil-alquilo inferior, un
grupo alquilo inferior, un grupo benzeocilo y un grupo furil-
alquilo inferior incluyen grupos piperidinileo 1los cuales
pueden ser sustituidos en el anillo de piperidina por 1 a 3
grupos seleccionados del grupo que consiste de un grupo
alcoxicarbonilo cuya porcioén alcoxi es un grupo alcoxi lineal
o ramificado que tiene de 1 a 6 atomos de carbono, un grupo

fenilalguilc cuya porcidén alquilo es un grupoc alguilo lineal

Y
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o ramificado que tiene de 1 a 6 atomos de carbono, un grupo
alquiloc lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 atomos de
carbono, un grupo benzoilc y un grupo furilalgquilo cuya
porcidén algquilo es un grupo alquilo lineal o ramificado que
tiene de 1 a 6 atomos de carbono tales como los grupos (1, 2,
3 o 4-)piperidinilo, 1l-bencil-(2, 3 o 4-)piperidinilo, 1-(2 o
3-)furilmetil-(2, 3 o 4-)piperidinilc, 1-(2-feniletil)-(2, 3
e} 4-)piperidinilo, 1-{2-11(1 o} 2-)furilletil}-(2, 3 o}
4-)piperidinilo, 1-(l1-feniletil)=~(2, 3 o 4-)piperidinilo, 1-
{3-[(1l o 2-)furil]propil]}-(2, 3 o 4-)piperidinilo, 1-(3-
fenilpropil})-(2, 3 o 4-)piperidinilo, 1-{1-[(1 o}
2-}furilletil]}-(2, 3 o 4-)piperidinilo, 1-(4-fenilbutil)-(2,
3 o 4-)piperidinilo, 1-{4-[(1 o 2-)furil]butill]}-(2, 3 o
4-)piperidinilo, 1-(5-fenilpentil)-(2, 3 o 4-)piperidinilo,
1-{5-[(1 o 2-)furil)pentil]}~(2, 3 o 4-)piperidinilo, 1-(6-
fenilhexil)- (2, 3 o) 4-)piperidinilo, 1-{6-[(1 o)
2-)Yfurillhexil]}-(2, 3 o 4-)piperidinilo, 1l,2-dibencil- (3, 4,
5 o 6-)piperidinilo, 1,3-di(l o 2-)furilmetil-(2, 4, 5 o
6-)piperidinilo, 1,3,5-tribencil-(2, 4 o 6-)piperidinilo,
1,2,6-tri(l o 2-)furilmetil-(3, 4 o 5-)piperidinile, 1-
bencil-3-(1 o 2-)furilmetil-(2, 4, 5 o 6-)piperidinilo, 1-{1-
[(1 o 2-)furil)etil]}-(2, 3 o 4-)piperidinilo, l-benzoil-(2,
3 0 4-)piperidinilo, 1,2-dibenzoil- (3, 4, 5 e}
6-)piperidinilo, 1,3,5-tribenzoil-{(2, 4 o 6-)piperidinilo, 1-

metil- (2, 3 o) 4-)piperidinilo, l-etil-(2, 3 o

~
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4-)piperidinile, 1l-propil-(2, 3 o 4-)piperidinilo, 1-
isopropil-(2, 3 o) 4-)piperidinilo, 1-butil- (2, 3 o
4-)piperidinilo, 1l-isocbutil-(2, 3 o 4-)piperidinilc, l-terc-
butil-(2, 3 0 4-)piperidinilo, l-pentil-(2, 3 o]
4-)piperidinilo, l1-hexil- (2, 3 o 4-)piperidinilo, 1,2-
dimetil-(3, 4, S o 6-)piperidinilo, 1,2,6—trimetii—(3, 4 o
5-)piperidinilo, l-metil-3-bencil-(3, 4, 5 ¢ 6-)piperidinilo,
l-benzoil-2-metil- (2, 4, 5 o b-)piperidinilo, 1-(1 o
2-)furilmetil-2,4~dimetil- (3, 5 o 6-)piperidinilo, 1-
metoxicarbonil-(2, 3 o 4-)piperidinilc, 1l-etoxicarbonil-(2, 3
o 4-)piperidinilo, l-propoxicarbonil-{2, 3 o 4-)piperidinilo,
l-butoxicarbonil- (2, 3 o) 4-)piperidinilo, l1-terc-
butoxicarbonil-(2, 3 o 4-)piperidinilo, l-pentiloxicarbonil-
(2, 3 o) 4-)piperidinilo, l-hexiloxicarbonil-(2, 3 e}
4-)piperidinilo, 1,2-dimetoxicarbonil- (3, q, 5 o)
6-)piperidinilo, 1,2,6-trietoxicarbonil- (3, 4 e}
5-}piperidinilo, 1-metil-3-terc-butoxicarbonil-(3, 4, 5 o
6-)piperidinilo, l-benzoil-2-metoxicarbonil- (2, 4, 5 o
6-)piperidinilo, 1-(1 o 2-)furilmetil-2,4-dimetoxicarbonil-
(3, 5 o 6~)piperidinilo y l-bencil-2,4-dimetoxicarbonil-(3, 5
o b6~)piperidinilo.

Los ejemplos del grupo carbonil-alquilo inferior

sustituido por un grupo:
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[Férmula 54]

-00

(en adelante llamado “grupo A7) incluyen grupos
carbonilalquilo sustituides por wun grupo A cuya porcidn
alquilo es un grupc alquilo lineal o ramificado que tiene de
1 a 6 4dtomos de carbono tales como los grupos carbonilmetilo
sustituidos por un grupo A, carboniletilo sustituido por un
grupo 2-A, carboniletilo sustituido por un grupo 1-A,
carbonilpropilo sustituido por un grupo 3-A, carbonilbutilo
sustituido por un grupc 4-A, carboniletilo sustituido por un
grupo 1,1-dimetil-2-A, carbonilpentilo sustituide por un
grupoc 5-A, carbonilhexilo sustituido por un grupo 6-A,
carbonilisopropilo sustituido por un grupo 1-A y
carbonilpropilo sustituido por un grupo Z—metil—B—A.

Los ejemplos del grupe carbonil-alquilo inferior
sustituido por un grupo:
(Formula 55)

NH
—N )

X
N (rey

en donde R es un grupo oxc o un grupo fenilo y d es un
namero entero de 0 a 3 (en adelante llamado “grupo B"),
incluyen grupos carbonilalquilo sustituidos por un grupo B

cuya porcidn alquilo es un grupo alquilo lineal o ramificado

e )
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gque tiene de 1 a 6 atomos de carbono tales como los grupos
carbonilmetilo sustituide por un grupo B, carboniletilo
sustituido por un grupo 2-B, carboniletilo sustituido por un
grupo 1-B, carbonilpropilo sustituide por wun grupo 3-B,
carbonilbutilo sustituido por un grupo 4-B, carboniletiloe
sustituide por un grupo 1,1-dimetil-2-B, carbonilpentilo
sustituido por un grupc 5-B, carbonilhexilo sustituidoc por un
grupo 6-B, carbonilisopropilo sustituido por un grupo 1-B vy
carbonilpropilo sustituido por un grupo Z2-metil-3-B.

Los ejemplos del grupo pirrolidinil-alquilo
inferior incluyen grupos pirrolidinilalquilo cuya porcidn
alquilo es un grupo alquilo lineal o ramificado que tiene de
1 a 6 atomos de carbono tales como los grupos (1-, 2- o
3-)pirrolidinilmetilo, 2-[(l1-, 2- o 3-)pirrolidinilletilo, 1-
{(1-, 2- o 3-)pirrolidinil]etilo, 3-[(1-, 2- o}

3-)pirrolidinil]propilo, 4-[(1-, 2- o 3-)pirrolidinil]butilo,

5-[(1-, 2= o} 3-)pirrolidinil]pentilo, 6-1(1-, 2- o}
3-)pirrolidinillhexilo, 1,1-dimetil-2-((1-, 2- o)
3-)pirreolidinilletile \% 2-metil-3-[(1-, 2- o

3-)pirrolidinil]propilo.

Los ejemplos del grupo morfolino-alquilo inferior
incluyen grupos morfolinoalquilo cuya porcién alquilo es un
grupo alquilo lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 atomos
de carbono tales como los grupos (2~, 3- o

4-)morfolinometilo, 2-[(2-, 3~ o 4-)morfolinoletilo, 1-{(2-,
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3- o0 4-)morfolinol-etilo, 3-[(2-, 3- o 4-)morfolinolpropilo,
4-1(2-, 3- o 4-)ymorfolinolbutilo, 5-[(2-, 3~ o}

4-)morfolinclpentilo, 6-[(2-, 3- o 4-)morfolino)hexilo, 1,1-
dimetil-2-7{(2-, 3- o 4-)morfolinoletilc y 2-metil-3-[(2-, 3-
o 4-)morfolino]-propilo.

Los ejemplos del grupo fenil-alquenilo inferior
incluyen grupos fenilalquenilo cuya porcidén alquenilo es un
grupo alquenilc lineal o ramificado gue tiene de 2 a 6 atomos
de carbono y los cuales tienen de 1 a 3 enlaces dobles tales
como los grupos estirilo, grupo 3-fenil-2-propenilo (nombre
comun: grupo cinamilo}, 4-fenil-2-butenilo, 4-fenil-3-
butenilo, 5-fenil-4-pentenilo, 5-fenil-3-pentenilo, 6-fenil-
5-hexenilo, 6-fenil-4-hexenilo, 6-fenil-3-hexenilo, 4-fenil-
1, 3-butadienilo y 6-fenil-1, 3, 5-hexatrienilo.

Los ejemplos del grupo anilinocarbonil-alquilo
inferior el cual puede tener un grupo alquilo inferior como
sustituyente en el anillec de fenilo incluyen grupos
anilinocarbonilalquilo cuya porcidén alquilc es un grupo
alquileo lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 4tomos de
carbono y el cual puede tener de 1 a 3 grupos alquilo
lineales o ramificados que tienen de 1 a 6 atomos de carbono
como sustituyentes en el anillo de fenilo tales como 1los
grupos anilinocarbonilmetilo, 2-anilinocarboniletilo, 1~
anilinocarboniletilo, 3-anilinocarbonilpropilo, 4-

anilinocarbonilbutilo, 5-anilinocarbenilpentilo, o=~

1
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anilinocarbonilhexilo, 1,l-dimetil-2-anilinocarbeniletilo, 2-
metil-3-anilinocarbonilpropilo, (4-metilanilinocarbonil) -
metilo, 2-{3-metilanilinocarbonil)etilo, 3-(4-
metilanilinﬁcarbonil)propilo, 1-(2-etilanilinocarbonil)etilo,
4-(3-etilanilinocarbonil)butilo, 5-(4-etilanilinocarbonil) -
pentilo, 6-{4-isopropilanilinocarbonil)hexilo, 1,1-dimetil-2-
(3-butilanilinccarboniljetilo, 2-metil-3-(4-pentilanilino-
carbonil)propilo, 4-hexilanilinocarbonilmetilo, 3,4-
dimetilanilinocarbonilmetilo, 3,4-dietilanilinocarbonil-
metilo, 2,4-dimetilanilinocarbonilmetilo, 2,5-
dimetilanilinocarbonilmetilo, 2,6—dimétilanilinocarboni1-
metilo y 3,4,5~trimetilanilinocarbonilmetilo.

Los ejemplos del grupo piperazinil-alquile inferior
el cual puede tener, en el anille de piperazina, un
sustituyente seleccionado del grupo que consiste de un grupo
alquilo inferior y un grupo fenil-alquilo inferior el cual
puede tener un grupo alquilendioxi inferior como éustituyehte
en el anillo de fenilo incluyen grupos piperazinilalquilo
cuya porcién alquilo es un grupo alquileo lineal o ramificado
gue tiene de 1 a 6 atomos de carbono y el éual puede tener,
en el anillo de piperazina, de 1 a 3 sustituyentes
seleccionados del grupo dque consiste de un grupo alquilo
lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 &tomos de carbono y un
grupo fenilalquilo el cual puede tener un grupo alguilendioxi

lineal o ramificado que tiene de 1 a 4 &tomos de carbono como

.
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sustituyente en el anillo de fenilo y cuya porcién alquilo es

un grupo alquilo lineal o ramificado que tiene de 1 a &

atomos de carbono tales como los grupos [(1-, 2- o
3-)piperazinil]metilo, 2-[{l-, 2- o 3-)piperazinilletilo, 1-
[(1-, 2- o) 3~)piperazinil]etilo, 3-1(1-, 2- o]

3-)piperazinil]propilo, 4-{(1-, 2- o 3-)piperazinill]lbutilo,
5-7(1-, 2- o} 3~-)piperazinillpentilo, 6-[(1-, 2- o)
3-)piperazinillhexilo, l,1-dimetil-2-[(1-, 2- 0
3-)piperazinil]etilo, 2-metil-3-[(1~-, 2- o 3-)piperazinilj-
propilo, [l-metil-(2-, 3- o 4-)piperazinillmetilo, 2-[l-etil-
(2-, 3- o 4-)piperazinil]etilo, 1-{4-propil-{(1-, 2~ ©
3-)piperaziniljetilo, 3-[3~isopropil-(1-, 2-, 4-, 5- o
é-)piperazinillpropilo, 4-12-butil-(1-, 3-, 4-, 5- o
6-)piperazinil]butilo, 5-[l-isobutil-(2-, 3- o)
4-)piperazinil]pentilo, 3-[4-metil-(1-, 2- o 3-)piperazinil]-
propilo, 6-[l-terc-butil-(2-, 3- o 4-)piperazinillhexilo,
l,1~-dimetil-2~[4-pentil~(1-, 2- o 3-)piperazinilletilo, [1,2-
dimetil-(3-, 4-, 5- o 6-)piperazinil]metilo, [1,2,6-trimetil-
(3-, 4- o S-)piperazinillmetilo Y 2-[4-(3,4-
metilendioxibencil)-(l-, 2- o 3-)piperazinilletilo.

Los ejemplos del grupo amidino-alquilo inferior el
cual puede tener un grupo alquilo inferior como sustituyente
incluyen grupos amidincalquilo cuya porcién alquilc es un
grupo alquilo lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 atomos

de carbonc y el cual puede tener 1 o 2 grupos alquilo
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lineales o ramificados que tienen de 1 a 6 Atomos de carbono
tales como los grupos amidinometilo, 2-amidinoetilo, 1-
amidinocetilo, 3-amidinopropilo, 4-amidinobutilo, 5-
amidinopentilo, 6-amidinohexilo, 1,1l-dimetil-Z-amidinoetiloc,
2-metil-3-amidinopropilo, N,N-dimetilamidinometilo, 2-(N,N-
dimetilamidinoletilo, 1- (N-metilamidinojetilo, 3-(N-
etilamidino)propilo, 4~ (N-n-propilamidino)propilo, 5-(N-n-
pentilamidino)pentilo, 6-(N-n-hexilamidino)hexilo y (N-metil-
N-etilamidino)metilo.

Los ejemplos del grupo carbazolilo el cual puede
tener un grupo alquilo inferior como sustituyente en el
anillo de carbazocl incluyen grupos carbazolilo 1los cuales
pueden tener de 1 a 3 grupes alquilo lineales o ramificados
que tienen de 1 a 6 &tomos de carbono como sustituyentes en
el anillo de carbazcl tales como los grupes (1-, 2-, 3- ©
4-)carbazolilo, 9-metil-(1-, 2-, 3- o 4-)carbazolilo, 9-etil-
(-, 2-, 3~ o 4-)carbazolilo, 1l-etil-(2-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7-,
8- o 9-)carbazolilo, 2-n-propil-(l-, 3-, 4-, 5-, 6-, 8- o
9-)carbazolilo, 3-n-butil-(1-, 2-, 4-, 5-, 6-, 1-, 8-~ o
9-)carbazolilo, 4-n-pentil-{(1-, 2-, 3-, 5-, 6-, 7T-, B~ o
9-)carbazolilo, 5-n-hexil-(1-, 2-, 3-, 4-, 6-, 77-, 8- o
9~)carbazolilo, 6, 9-dimetil~-(1-, 2- 3-, 4-, 5-, - u
E-)carbazolilo y 1,7,8-tritil-(2-, 3-, 4-, 5-, é—, 7-, B- o
9-)carbazolilo.

Los ejemplos del grupo amidino el cual puede tener
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un grupo alguilo inferior como sustituyente incluyen grupos
amidinc los cuales pueden tener 1 o 2 grupos alguilo lineales
o ramificados que tienen de 1 a 6 atomos de carbono como
sustituyentes tales como los grupos amidino, N, N~
dimetilamidino, N-metilamidino, N-etilamidino, N-n-
propilamidino, N-n-butilamidino, N-n-pentilamidino, N-n-
hexilamidino, N,N-dietilamidino y N-metil-N-etilamidino.

Los ejemplos del grupo fenil-alquilo inferior (el
cual puede tener, en el anillo de fenilo, de 1 a 3
sustituyentes seleccionados del grupo gque consiste de un
grupo alquilendioxi inferior y un grupo alcoxi inferior),
incluyen, ademas de los grupos fenil-alquilo inferior
descritos anteriormente, grupces fenilalquilo cuya porcidn
alquilo es un grupo alguilo lineal o ramificado gue tiene de
1 a 6 atomos de carbono (y los cuales pueden tener, en el
anillo de fenilo, de 1 a 3 sustituyentes seleccionados del
grupo gue consiste de un grupo alquilendioxi lineal o
ramificado que tiene de 1 a 4 atomos de carbono y un grupo
alcoxi lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 &tomos de
carbono) tales como los grupos 3,4-metilendioxibencilo, 3,4-
trimetilendioxibencilo, 2-{2,3-etilendioxifenil)etilo, 1-
(3,4-trimetilendioxifenil)etilo, 3-(2,3-tetrametilendioxi-
fenil)propilo, 4-(3,4-metilendioxifenil)butilo, 5-(2,3-
etilendioxifenil)pentilo, 6-(3,4-trimetilendioxifenil)hexilo,

1,1-dimetil-2-(2,3-metilendioxifenil)etilo, 2-metil-3-1(3,4-
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etilendioxifenil)propilo, 2-metoxibencilo, 2-(2-
metoxifenil)etilo, 2-({3-metoxifenil)etilo, 2-(4-
metoxifenil)etilo, 4-metoxibencilo, 1-(2-etoxifenil)etilo, 3-
(3-etoxifenil)propilo, 4-{4-etoxifenil)butilo, 5-(4-
isopropoxifenil)pentilo, 6- (3-butoxifenil)hexilo, 1,1-
dimetil-2-(4-pentiloxifenil)etilo, 2-metil-3-(4-
hexiloxifenil)propilo, 3,4-dimetoxibencilo, 3,4-
dietoxibencilo, 2,4-dimetoxibencilo, 2,5-dimetoxibencilo,
2,6-dimetoxibencilo y 3,4,5—trimetdxibencilo.

Los ejemplos del grupo oxalilo sustituido por un
grupo piperazinilo el cual puede tener, en el anillo de
piperazina, de 1 a 3 sustituyentes seleccionados del grupo
que consiste de un grupo fenil-alquilo inferior (el cual
puede tener, en el anillo de fenilo, de 1 a 3 sustituyentes
seleccionados del grupo gue consiste de un grupo
alquilendioxi inferior ; un grupo alcoxi inferior) y un grupo
piridil-alquilo inferior incluyen grupos oxalilo sustituidos
por piperazinilo los cuales pueden tener, en él anillo de
piperazina, de 1 a 3 sustituyentes seleccionados del grupo
gque consiste de un grupo fenilalquilo cuya porcién alquilo es
un grupo alquilo lineal o ramificado que tiene de 1 a 6
dtomos de carbono (y el cual puede tener, en el anillo de
fenilo, de 1 a 3 sustituyentes seleccionados del grupo que
consiste de un grupo alquilendioxi lineal o ramificado que

tiene de 1 a 4 3atomos de carbono y un grupc alcoxi lineal o

R
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ramificado que tiene de 1 a 6 atomos de carbone) y un grupo
piridilalquilo cuya porcién alquile es un grupo alquilo
lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 Aatomos de carbono
tales como los grupos 4-(3,4-metilendioxibencil)-(1-, 2- o

3-)piperaziniloxalilo, 4-(2-, 3~ o 4-piridilmetil})-(1-, 2- o

3-)piperaziniloxalilo, 4-(3,4-dimetoxibencil)-(1-, 2- o)
3-)piperaziniloxalilo, 4-(2,3-metilendioxibencil)-(1-, 2- o
3-)piperaziniloxalilo, 4—(3,4jetilendioxibencil)—(1—, 2- ©

3-)piperaziniloxalilo, 4-[2-(2-, 3- o 4-piridil)etil]-(1-, 2-
o 3-)piperaziniloxalilo, 4-[3-(2-, 3- o0 4-piridil)propil-(1-,
2- o 3-)piperaziniloxalilo, 2,4-bis(2-, 3- o 4-piridilmetil)-
(1-, 2- o 3-)piperaziniloxalilc, 2-(3,4-metilendioxibencil)-
d-(2-, 3- o 4-piridilmetil)-(1-, 2- o 3-)piperaziniloxalilo y
2,3,4-tri(2-, 3- o) 4-piridilmetil)-(1-, 2~ o)
3-)piperaziniloxalilo.

Los ejemplos del grupo alquilo inferior sustituido
por ciano incluyen grupeos cianoalquilo cuya porcién alquilo
es un grupo alquilo lineal o ramificado que tiene de 1 a 6
atomos de carbono tales como los grupcs cianometilo, 2-
ciancetilo, 1l-cianoetilo, 3-cianopropilo, 4-cianobutilo, 5-
clanopentilo, 6-cianchexilo, 1,1-dimetil-2-cianoetilo y 2-
metil~-3-cianopropilo.

Los ejemplos del anillo heterociclico saturado de 5
a 7 miembros formado al unir R3® y R* uno al otro, Jjunto con

atomos de nitrdégeno unidos a ellos, a través o no a través de

1R 4
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un atomo de nitroégeno, un Aatomo de oxligeno © un atomoc de
azufre incluyen grupos pirrclidinile, piperidinilo,
piperazinilo, morfolino, tiomorfolino y homopiperazinilo.

Los ejemplos del anillo heterociclico de 5 a 10
miembros, saturado o insaturado formado al unir R Y R>
entre si, Jjunto con &tomos de nitrégeno unide a ellos, a
través o no a través de un atomo de nitrdgeno, un atomo de
oxlgeno o un &tomo de azufre incluyen grupos 1,2,3,4,5,6-
hexahidropirimidinilo, pirrclidinilo, . piperidinilo,
piperazinilo, morfolino, tiomorfolino, homopiperazinilo,
homopiperidinilo, tiazolidinilo, 1,2,5,6-tetrahidropiridilo,
pirrolilo, pirazolilo, imidazolilo, 2-pirrolinilo, 2-
imidazolinilo, imidazolidinilo, 2-pirazolinilo,
pirazolidinilo, 1,2-dihidropiridilo, 1,2-dihidroguineclilo,
1,2,3,4-tetrdhidroquinolilo, l1,2,3,4-tetrahidroisoquinolilo,

1,2-dihidroisoquinolilo, indolilo, isocindolile, indolinilo,

isoindolinilo, 3,4-dihidro-2H-1, 4-benzooxazinilo, 3,47
dihidro-2H-1,4-benzotiazolidinilo, 1,4-benzotiazinilo,
1,2,3,4-tetrahidroquinoxalinilo, 1,2,3,4-tetrahidro-
cinolinilo, 1,2,3,4-tetrahidroftalazinilo, 1,2,3,4~-
tetrahidroquinazolinilo, 1,2-dihidroquinoxalinilo, 3,4-
dihidroquinoxalinilo, l,4-dihidroquinoxalinilo, 1,2-
dihidrocinolinilo, l,2-dihidroftalazinilo, 3,4-
dihidroftalazinilo, 1,2-dihidroquinazolinilo, 3,4-

dihidroquinazolinilo, indazolilo, indazolinilo, 6-
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azabiciclo[3,2,1]eoctillo, 3-aza-espiro[5,5]undecilo Y%
tiazolidinilo. De preferencia, R y R', junto con el &atomo
de nitrdégeno al cual se unen, se unen unc al otro,
directamente o por via de un atomo de nitrdégeno para formar
un grupo heterociclico saturado de 6 mlembros. Muy
preferiblemente, incluyen grupos piperidinilo y piperazinilo.

Los ejemplos del grupo fenil-alcoxi inferior
incluyen grupos fenilalcoxi cuya porcidén alcoxi es un grupo
alcoxi lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 Aatomos de
carbono tales como los grupos benciloxi, 2-feniletoxi, 1-
feniletoxi, 3-fenilpropoxi, 4-fenilbutoxi, 5-fenilpentiloxi,
6-fenilhexiloxi, 1,1-dimetil-2-feniletoxi y 2-metil-3-
fenilpropoxi.

Los ejemplos del grupo alquilo inferior sustituido
por fenilo el cual tiene 1 o 2 grupos fenilo gue pueden ser
sustituidos en el anillo de fenilo por 1 a 3 sustituyentes
seleccionados del grupo que consiste de un grupo alcanoilo
inferior, wun grupo amino el cual puede tener un grupo
alcanoilo inferior como sustituyente, un grupo
alcoxicarbonilo inferior, un grupo ciano, un grupo nitro, un
grupo fenilo, un atomo de halégeno, un grupo alguilo inferior
el cual puede tener un atomo de haldgeno como sustituyente,
un grupo alcoxi inferior el cual puede tener un &tomo de
haldégeno como sustituyente, un grupo fenil-alcoxi inferior,

un grupo hidroxilo y un grupo alquilendioxi inferior; y los

1
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cuales pueden tener un grupo piridile en el grupo alquilo
inferior incluyen ademas de los grupos fenil-alquilo inferior
descritos anteriormente, grupos algquilo sustituidos por
fenilo que tienen 1 o 2 grupos fenilo los cuales pueden ser
sustituidos en el anillo de fenilo por 1 a 3 sustituyentes
seleccionados del grupo que consiste de un grupo alcanoilo
lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 atomos de carbono, un
grupo amino el cual puede tener 1 o 2 grupos alcanoilo
lineales © ramificados que tienen de 1 a 6 atomos de carbono
como sustituyentes, un grupo alcoxicarbonilo cuya porcién
alcoxi es un grupo alcoxi lineal o ramificado que tiene de 1
a 6 atomos de carbono, un grupo ciano, un grupo nitro, un
grupo fenilo, un atomo de haldgeno, un grupo alquilo lineal o
ramificado que tiene de 1 a €& atomos de carbono los cuales
pueden tener de 1 a 3 atomos de halégeno como sustituyentes,
un grupo alcoxi lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 atomos
de carbono el cual puede tener de 1 a 3 atomos de haldgeno
como sustituyentes, un grupo fenilalcoxl cuya porcidén alcoxi
es un grupo alcoxi lineal o ramificado que tiene de 1 a 6
atomos de carbono, un grupo hidroxi y un grupo alquilendioxi
lineal o ramificado que tiene de 1 a 4 atomos de carbono; los
cuales pueden tener un grupo piridilo en el grupd alguilo, vy
cuya porciodon algquilo es un grupo alquilo lineal ¢ ramificado
que tiene de 1 a 6 atomos de carbono, tales como los grupos

l-fenil-1-(2, 3 o 4-)piridil-metilo, 1,1-difenilmetilo, 1,1-

18
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di(4-fluorofenil)metilo, l—fenil—l—(4—metoxifenil)metilo,
3,4-metilendioxibencilo, 3,4-etilendioxibencilo, 3,4-
trimetilendioxibencilo, 2,5-difluorobencilo, 2,4-
difluorobencilo, 3,4-difluorobencilo, 3,5-difluorobencilo,
2,6-diflucrobencilo, 3-trifluorometilbencilo, 2~
trifluorometilbencilo, 4-trifluorometilbencilo, 3,4-
dimetoxibencilo, 3,5-dimetoxibencilo, 2-clorobencilo, 3-

clorobencilo, 4-clorobencilo, 2-metilbencilo, 3-metilbencilo,
4-metilbencilo, 3,4-dimetilbencilo, 2,3-dimetilbencilo, 2-
metoxibencilo, 3-metoxibencilo, 4-cianobencilo, 2-
cianobencilo, 3-cianobencilo, d-metoxibencilo, 2,3-
diclorobencilo, 2,4-diclorobencile, 2,5-diclorobencilo, 3,4-
diclorobencilo, 2,6-diclorobencilo, 4-fluorobencilo, 37
fluoreobencilo, 2-fluorobencilo, d-nitrobencilo, 3-
nitrobencilo, 2-nitrobencileoc, 3-trifluorometoxibencilo, 4-
trifluorometoxibenciloe, 2-trifluorometoxibencilo, 4-
metoxicarbonilbencilo, 3-metoxicarbonilbencilo, 4-terc-
butilbencilo, 4-etilbencilo, 4-isopropilbencilo, 4-metoxi-3-
clorobencilo, 2-{(4-metoxifenil)etilo, 2-(4-fluorofenilletilo,
2-{(4~clorofenil)etilo, 2-{3-metoxifenil)etilo, 2-(4-
metilfenil)etilo, 4-fenilbencilo, 3,3-difenilpropilo, 3-
metil-4-nitrobencilo, 4-(4-metoxifenil)butile, 2-(4-
metilfenilletilo, 4-terc-butoxicarbonilbencilo, 3-cloro-6-
metoxibencilo, 4-acetilaminobencilo, 4-nitro-3-metilbencilo,

4-hidroxibencilo, 3-hidroxibencilo, 2-hidroxibencilo, 4-terc-

R Y
I



10

15

20

150

butirilbencilo, 4-benciloxibencilo, 4-pivaloilbencilo, 2-{4-

acetilfenil)etilo, 1- (3~-propionilfenil)etilo, 3-(2-
butirilfenil)propilo, 4-(4d-pentanoilfenil)butilo, 5-(3-
hexanoilfenil)pentilo, 6-(2,4~-diacetilfenil)hexilo, 1,1-
dimetil-2-(2,4,6-triacetilfenil})etilo, 2-metil-3-(3,4-
diacetilfenil)propilo, 2-{4-aminofenil)etilo, 1-(3~-

propionilaminofenil)etilo, 3-(2-butirilaminofenil)propilo, 4-
(4-pentancilamino) fenilbutilo, 5-(hexancilaminofenil)pentilo,
6-(N-acetil-N-propionilamincfeniljhexilo, 1,1-dimetil-2-(3,4-
diaminofenil)etilo, Z2-metil-3-(3,4,5-triacetilaminofenil) -
propilo, 2-{2-etoxicarbonilfenil)etilo, 1-(3-
propoxicarbonilfenil)etilo, 3-(4-pentiloxicarbonilfenil)-
propiloc, 4-{3-hexiloxicarbonilfenil)butilo, 5-(3,4-
dimetoxicarbonilfenil)pentilo, 6-(3,4,5-trietoxicarbonil-
fenil)héxilo; l1,1-dimetil-2- (4-butoxicarbonilfenil)etilo, 2-
metil-3-(4-metoxicarbonilfenil)propilo, 2-(2-
cianofenil)etilo, l-(3-cianofenil)etilo, 3-(4-
cianofenil)propilo, 4-(2-cianofenil)butilo, 5=-(3-
cianofenil)pentilo, 6-(4-cianofenil)hexilo, 1,1-dimetil-2-
(2,4-dicianofenil)etilo, 2-metil-3-(2,4,6-tricianofenily-~

propilo, 2-(2-nitrofenil)etilo, 1-(3-nitrofenil)etilo, 3-(4-

nitrofenil)propilo, 4-(2-nitrofenil)butilo, 5-(3~
nitrofenil)pentilo, 6-(4d-nitrofenil)hexilo, -1,1l-dimetil-2-
(2,4-dinitrofenil)etilo, 2-metil-3-(2,4,6-trinitrofenil)-

propilo, 2-(2-fenilfenil)etilo, 1-(3-fenilfenil)etilo, 3-(4-

r9



10

15

20

fenilfenil)propilo,

fenilfenil)penfilo,

151

4-(2-fenilfenil)butilo, 5-(3-

6-(4-fenilfenil)hexilo, 1,l-dimetil-2-

(2,4~-difenilfenillietilo, 2-metil-3-(2,4,6-trifenilfenil) -

propilo, 2-{(2-fluorofenil)etilo, 1-(3-bromofenil)etilc, 3-(4-

yodofenil)propilo,

clorofenil)pentilo,

4-(2-bromofenil)butilo, 5-(3-

o- (d-bromefenil)hexilo, 1,1-dimetil-2-(2,

4-diclorcfenil)etilo, 2-metil-3~-(2,4,6-trifluorofenil)-

propilo, 2-(2-etilfenil)etilo, 1-(3-propilfenil)etilo, 3-(4-

butilfenil)propilo,

hexilfenil)pentilo,

dimetil-2~(2,4-dimetilfenil)etilo;

4-(2-pentilfenil)butilo, 5-(3~
6-{(4d-trifluorometilfenil)hexilo, 1,1-

2-metil-3-[2,4,6-

tri(trifluorometil)fenil]propilo, 2-(2-etoxifenil)etilo, 1-

(3-propoxifenil)etilo, 3-(4-butoxifenil)propilo, 4-(2-

pentiloxifenil)butilo, 5-{3-hexiloxifenil)pentilo, 6-(4-

trifluorometoxifenil)hexilo,

dimetoxifenil}etilo,

1,1-dimetil-2~(2,4-

2-metil-3-[2,4,6-tri(trifluorometoxi)-

fenil]propilo, 2-(2-benciloxifenil)etilo, 1-[3-(2-
feniletoxi) fenil]etilo, 3-[4-(3-fenilpropoxi) fenillpropilo,
4-[2-(4-fenilbutoxi) fenil]butilo, 5~[3-(5-fenilpentiloxi) -
fenil]pentilo, 6-[4-(6-fenilhexiloxi) fenil]hexilo, 1,1-
dimetil-2-(2,4-dibenciloxifenil)etilo, 2-metil-3-(2,4,6~
tribenciloxifenil)propilo, 2-(2-hidroxifenil)etilo, 1-(3-
hidroxifenil)etilo, 3-(4-hidroxifenil)propilo, 4-(2-
hidroxifenil)butilo, 5-(3-hidroxifenil)pentilo, 6-(4-

hidroxifenil)hexilo,

1,1-dimetil-2-(2,4-dihidroxifenil)etilo,
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2-metil-3-(2,4,6-trihidroxifenil)propilo, 2-(3,4-
metilendioxifenil)etilo, 1-(2,3~etilendioxifenil)etilo, 3-

(3,4-trimetilendioxifenil)propilo, 4-({3,4-tetrametilendioxi~

fenil)butilo, 5-(3,4-metilendioxifenil)pentilo, 6-1(3,4-
etilendioxifenil})hexilo, 1,1-dimetil-2-(3,4-metilendioxi)-
etilo Y 2-metil-3-(3,4-metilendioxifenil)propilo. De

preferencia, incluyen grupocs alquilo inferior sustituidos por
fenilo los cuales pueden ser sustituidos en el anillo de
fenilo por grupo(s), como sustituyente(s), seleccionados del
grupo que consiste de un grupo alcanoilo inferior, un grupo
amino el cual puede tener un grupo alcanoilo inferior como
sustituyente, un grupo alcoxicarbonilo inferior, un grupo
ciano, un grupo nitro, un grupo fenilo, un atomo de halégeno,
un grupo alquilo inferior el cual puede tener un Atomo de
haldégeno como sustituyente, un grupo alcoxi inferior el cual
puede tener un atomo de haldégeno como sustituyente, un grupo
fenil-alcoxi inferior, wun grupo hidroxile y un grupo
alquilendioxi inferior.

Los ejemplos del grupo piridil-alquilo inferior el
cual puede tener, en el anillo de piridina, de 1 a 3
sustituyentes seleccionados del grupo gue consiste de un
grupo hidroxilo y un grupo alquilo inferior el cual puede
tener un grupo hidroxilo como sustituyente incluyen, ademéas
de los grupos piridil-alquilo inferior descritos

anteriormente, grupos piridilalquilo los cuales pueden tener,
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en el " anillo de piridina, de 1 a 3 sustituyentes
seleccionados del grupo que consiste de un grupo hidroxi y un
grupo alguilo lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 4atomos
de carbono los cuales pueden tener de 1 a 3 grupos hidroxi
como sustituyentes, y cuya porcién alquilo es un grupo
alquilo lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 Aatomos de
carbono tales como los grupos [2-metil-(3, 4, 5 o 6-
ypiridillmetilo, [2-metil-3-hidroxi~5-hidroximetil-(4 o 6-
ypiridil]lmetilo, 2-[3-etil-~(2, 4, 5 o 6-)piridilletilo, 1-[4-
propil-{(2, 3, 5 o 6-)piridilletilo, 3-[2-butil-(3, 4, 5 o 6-
)piridil]lpropile, 4-[3-pentil-{2, 4, 5 o 6-)piridil]butilo,
1,1-dimetil-2-[4-hexil-(2, 3, 5 o 6-)piridil]etilo, 5-[2,3-
dimetil-(4, 5 o 6-)piridil]pentilo, 6-[2,4,6-trimetil-(3 o
S-)piridiillhexilo, 1-[2-hidroxi-(2, 3, 5 o 6-)piridil]-
isopropileo, 2-metil-3-[3-hidroxi-(2, 4, 5 o 6-)piridil]-
propilo, {2-hidroxi-(3, 4, 5 o 6-)piridillmetilo, 2-[3-
hidroxi- (2, 4,.5 o 6-)piridil]letilo, 1-[4-hidroxi-(2, 3, 5 o
6-)piridiljetilo, 3-[2-hidroxi-(3, 4, 5 o 6-)piridil]propilo,
4-[3-hidroxi-(2, 4, 5 o 6-)piridil]butilo, 1,1-dimetil-2-[4-
hidroxi-(2, 3, 5 o é-)piridilletilo, 5-~[2,3-dihidroxi-(4, 5 o
6-)piridillpentilo, 6-[2,4,6-trihidroxi-(3 o 5-)piridil]-
hexilo, [2-hidroximetil~-(3, 4, 5 o 6-)piridil]metilo, 2-[3-
(2-hidroxietil)- (2, q, 5 o 6-)piridilletilo, 1-[4-({3-
hidroxipropil)-(2, 3, 5 o} 6-)piridiljetilo, 3-[2~(4-

hidroxibutil) - (3, 4, 5 o 6-)piridil]propilo, 4-[3-(5-
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hidroxipentil)-(2, 4, 5 o 6-)piridillbutilo, 1,l-dimetil-2-
[4-(6-hidroxihexil)-(2, 3, 5 o #6-)piridilletilo, 5-[2,3-
di(hidroximetil) - (4, 5 o 6-)piridil]pentilo, 6-12,4,6-
tri{hidroximetil)~(3 o 5-)piridillhexilo, 1-{2-hidroximetil-
(2, 3, 5 o) 6-)piridil]isopropilo, 2-metil-3-[3-(2,3-
dihidroxipropil)-(2, 4, 5 o 6-)piridil]lpropilo, ([2-metil-3-
(2,2,4-trihidroxibutil)~-(4, 5 o 6-)piridil]metilo y [2-metil-
S5~hidroximetil-(3, 4 o 6-)piridil)metilo.

Los ejemplos del grupo pirrolil-alquilo inferior el
cual puede tener de 1 a 3 grupos alquile inferior como
sustituyentes en el anillo de pirrol incluyen grupos
pirrolilalquilo los cuales pueden tener de 1 a 3 grupos
alquilo lineales o ramificados gque tienen de 1 a 6 &tomos de
carbeno en el anillo de pirrol y cuya porcidédn algquilo es un
grupo alquilod lineal o ramificado gue tiene de 1 a © atomos
de carbono tales como los grupos [(l, 2 o 3-)pirrolil]metilo,
2-[(1, 2 o 3-)pirroliljetilo, 1-1(1, 2 o 3-)pirroliljetilo,
3-[(1, 2 o 3-)pirroclil]propilo, 4-[(1, 2 o 3-)pirrolil]-
butilo, 5-11(1, 2 e} 3-)pirroliljpentilo, e-[1(1, 2 o}
3-)pirrolillhexilo, 1,1-dimetil-2-[(1, 2 o 3-)pirrecliljetilo,
2-metil-3-[(1, 2 o 3-)pirrolil]propilo, [l1-metil-(2 o
3-)pirrolillmetilo, 2-[2-etil-(1, 3, 4 o 5-)pirrolilletilo,
1-[3-propil-(1, 2, 4 o 5-)pirrolilletilo, 3-[l-butil-(2, 3 o
4-)pirrolil]propilo, 4-[2-pentil-(1, 3, 4 o 5-)pirrolil]-

butilo, 5-[3-hexil-(1, 2, 4 o S-)pirreolil]lpentilo, 6-[1,2-
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dimetil-(3, 4 o 5-)pirrolillhexilo, 1,1-dimetil-2-{1,2,3-
trimetil-(4 o 5-)pirrolilletilo y 2-metil-3-[l-etil-2-metil-
(3, 4 o 5-})pirrolil)propilo.

Los ejemplos del grupo benzoxazolil-alquilo
inferior incluyen grupos benzoxazolilalquilo cuya porcidn
alquilo es un grupo alquilo lineal o ramificado que tiene de
1l a 6 atomos de carbono tales como los grupos [(2, 4, 5, 6 ©
7-)benzooxazolillmetilo, 2-[(2, 4, 5, 6 o 7-)benzooxazolil]-
etilo, 1-[(2, 4, 5, 6 o 7-)benzooxazolilletilo, 3-[(2, 4, 5;
6 o 7-)benzooxazolil]propilo, 4-[(2, 4, 5, 6 o)
7-Ybenzooxazolillbutilo, 5-[(2, 4, 5, 6 o 7-)benzooxazclil]-
pentilo, 6-{(2, 4, 5, 6 o 7-)benzooxazolillhexilo, 1,1-
dimetil-2-((2, 4, 5, 6 -0 7-)benzooxazolil]letilo y 2-metil-3-
{(2, 4, 5, 6 o 7-)benzooxrazolil]propilo.

Los' ejemplos del grupo benzotiazolil-algquilo
inferior incluyen grupos benzotiazolilalquilo cuya porcién
alquilo es un grupo alquilo lineal o ramificado que tiene de
1l a 6 atomos de carbeone tales como los grupos [(2, 4, 5, 6 o
7-)benzotiazolil]metilo, 2-[(2, 4, 5, 6 o 7-)benzotiazolil]-
etilo, 1-[(2, 4, 5, 6 o 7-)benzotiazolilletile, 3-[(2, 4, 5,
6 0 7-)benzotiazolillpropilo, 4-1(2, 4, 5, ) e}
7-)benzotiazolillbutilo, 5-[(2, 4, 5, 6 o 7-)benzotiazolill]-
pentilo, 6-[(2, 4, 5, 6 o 7-)benzotiazolil]hexilo, 1,1-
dimetil-2-[(2, 4, 5, 6 o 7-)benzotiazolil]etilo y Z2-metil-3-

(¢(2, 4, 5, 6 o 7-)benzotiazolil]propilo.
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Los ejemplos del grupo furil-alquiloc inferior
incluyen grupos furilalquileo cuya porcidén alquilo es un grupo
alguilo lineal o ramificado gque tiene de 1 a 6 A&tomos de
carbono tales como los grupos [(2 o 3-)furillmetilo, 2-[(2 o
3-)furill]etilo, 1-[{(2 o 3-)furilletilo, 3-[(2 o 3-)furil]-
propilo, 4-{(2 o 3-)furillbutilo, 5-[((2 o 3-)furillpentilo,
6-[(2 o 3-)furillhexilo, 1,1-dimetil-2-[(2 o 3-)furilletilo vy
2-metil-3-[(2 o 3-)furil]propilo.

Los ejemplos del grupo tiazolidinil-alquilo
inferior el cual puede tener un grupo oxoc como sustituyente
en el anillo de tiazolidina incluyen grupos
tiazolidinilalquilo los cuales pueden tener de 1 a 3 grupocs
oxo como sustituyentes en el anillo de tiazolidina y cuya
porcidn alguilo es un grupo alquilo lineal o ramificadec que
tiene de 1 a 6 atomos de carbono tales como los grupos (2, 3,
4 o 5-)tiazolidinilmetilo, 2-[(2, 3, 4 o 5-)tiazolidinil]-
etilo, 1-[(2, 3, 4 o 5-)tiazolidinilletilo, 3-[(2, 3, 4 o
5-)tiazolidinil]propilo, 4-[(2, 3, 4 o 5-)tiazolidinil]-
butilo, 5-[(2, 3, 4 o 5-)tiazolidinil]lpentilo, 6é-[(2, 3, 4 o
5-)tiazolidinil]lhexilo, l,1-dimetil-2-1{1(2, 3, 4 o
S-)tiazolidiniljetilo, 2-metil-3-[(2, 3, 4 o
S-)tiazolidinil]propilo, [2,4-dioxo-(3 o 5-)tiazolidinil}-
metilo, 2-[2-oxo-(3, 4 o 5-)tiazolidinilletilo, 1-[4-ox0-(2,
3 o 5-)tiazolidiniljetilo, 3-[2-ox0-(3, 4 o 5-)tiazolidinil]-

propilc, 4-[5-0ox0-(2, 3 o 4-)tiazolidinillbutilo, 5-[2,5-
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dioxo-(3 o 4-)tiazolidinillpentilo,  6-[2,4,5-trioxo-3-
tiazolidinil)lhexilo, 1-[4,5-dioxo-{2 o 3-)tiazolidinilletilo,
2-[4,5-dioxo-(2- o 3-)tiazolidinil]etilo, 1,1-dimetil-2-(2,4-
dioxo-{3 o 5-)tiazolidinill]etilo y 2-metil-3-(2,4-dioxo-(3 o
5-)tiazolidinil]propilo.

Los ejemplos del grupo tiazolidiniliden-alquilo
inferior el cual puede tener un grupo oX0 como sustituyente
en el anillo de tiazolidina incluyen grupos
tiazolidinilidenalquilo 1los cuales pueden tener de 1 a 3
grupos oxo como sustituyentes en el anillo de tiazolidina vy
cuya porcidn alquilo es un grupo alquilo lineal o ramificado
que tiene de 1 a 6 4tomos de carbono tales como los grupos
{2, 4 o) S5-)tiazolidinilidenmetilo, (2, 4 ‘o)
S-)tiazolidinilidenetilo, (2, 4 o S5-)tiazolidinilidenpropileo,
(2, 4 o  S5-)tiazolidinilidenisopropilo, (2, 4 o
5-)tiazolidinilidenbutilo, (2, 4 o 5-)tiazolidiniliden-
pentilo, (2, 4 o 5-)tiazolidinilidenhexilo, 4,5-dioxo-2-
tiazolidinilidenmetilo, 2,5—dioxo—4—tiazolidiniiidenmetilo,
2,4-dioxo-5-tiazolidinilidenmetilo, 4-ox0-(2 o]
5-)tiazolidinilidenetilo, S-ox0-(2 o 4-)tiazolidiniliden-
propilo y 2-oxo-{4 o 5-)tiazolidinilidenbutilo.

Los ejemplos del grupo benzoilo el cual puede ser
sustituido en el anillo de fenilo por 1 a 3 grupos
seleccionados del grupo que consiste dé un grupo ciano, un

grupo amino el cual puede tener un grupo alquilsulfonilo
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inferior como sustituyente, un étémo de haldégeno, un grupo
alcoxi inferior, un grupo alquilo inferior el cual puede
tener un 4&tomc de haldgeno como sustituyente, un grupo
tiazelidinil-alquilo inferior el cual puede tener un grupo
oxo como sustituyente en el anillo de tiazolidina, un grupo
tiazolidiniliden-alquilo 1inferior el cual puede tener un
grupo oxo como sustituyente en el anillo de tiazolidina y un
grupo alqgquilendioxi inferior incluyen grupos benzoilo los
cuales pueden ser sustituidos en el anillo de fenilo por 1 a
3 grupos seleccionados del grupo gque consiste de un grupo
ciano; un grupo amino el cual puede tener 1 o 2 grupos
alguilsulfonilo lineales o ramificados que tienen de 1 a 6
atomos de carbonc como sustituyentes; un atomo de haldgeno;
un grupe alcoxi lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 Atomos
de carbono; un grupo alquilo lineal o ramificado que tiene de
l a 6 &dtomos de carbono el cual puede tener de 1 a 3 &tomos
de haldgeno como sustituyentes; un grupo tiazolidinilalquilo
el cual puede tener de 1 a 3 grupos OxX0O como susgituyentes en
el anillo de tiazolidina y cuya porcién alquilo es un grupo
alquilo lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 Aatomos de
carbono; un grupo tiazolidinilidenalquilo el cual puede tener
de 1 a 3 grupos oxo como sustituyentes en el anillo de
tiazolidina y cuya porcidn alquilo es un grupo alquilo lineal
© ramificado que tiene de 1 a 6 atomos de carbono; y un grupo

alquilendioxi lineal o ramificado que tiene de 1 a 4 atomos

1
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de carbonc tales como 1los gruposabenzoilo, 4-cianobenzoilo,
3,4-metilendioxibenzoilo, 2-aminobenzoileo, 3-aminobenzoilo,
4-aminobenzoilo, 3,4-diaminobenzeoilo, 2,4,6-triaminobenzoilo,
4-metoxibenzoilo, 4-trifluorometilbenzoilo, 4-clorobenzoilo,
3,4-difluorobenzoilo, 2-fluorobenzoilo, 3-bromocbenzoilo, 4-
yodobenzoilo, 3,4-dimetoxibenzoilo, 4-fluorobenzoilo, 3-

cianobenzoilo, 2-cianobenzoilo, © 2,3-dicianobenzoileo, 3,4,5-

tricianobenzoilo, 4-metilbenzoilo, 4-(2,4-
dioxotiazolidinilmetil)benzoilo, 4-1(2, 4~
dioxotiazclidinilidenmetil)benzoilo, 2-metilbenzoilo, 3-
metilbenzoilo, 2-etilbenzoiloc, 3-etilbenzoilo, 4-
etilbenzoilo, 4-isopropilbenzoilo, 3-butilbenzoilo, 4-

pentilbenzoilo, 4-hexilbenzoilo, 3,4-dimetilbenzoilo, 3,4-

dietilbenzecilo, 2,4-dimetilbenzoilo, 2,5-dimetilbenzoilo,
2,6-dimetilbenzoilo, 3,4,5-trimetilbenzoilo, 2-
metoxibenzoilo, 3-metoxibenzoilo, 2-etoxibenzoilo, 3-
etoxibenzoilo, 4-etoxibenzoilo, 4-1sopropoxibenzoilo, 3-

butoxibenzoilo, 4-pentiloxibenzoilo, 4-hexiloxibenzoilo, 3,4-

dietoxibenzoilo, 2,4-dimetoxibenzoilo, 2,5-dimetoxibenzoilo,

2,6-dimetoxibenzoilo, 3,4,5-trimetoxibenzoilo, 2=
trifluorometilbenzoilo, 3-trifluorometilbenzoilo, 4~
trifluorometilbenzoilo, 2- (bromometil)benzoilo, 3-(2=~
clorcetil)benzoilo, 4-(2,3~-dicloropropil)benzoilo, 4-(4-
flucrobutil)benzoilo, 3-(5-cloropentil)benzoilo, 4-(5-

bromchexil)benzoilo, 4-(5,6-dibromohexil)benzoilo, 3,4-
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di(trifluorometil)benzoilo, 3}4—di(4,4,4—triclorobutil)—

benzoilo, 2,4-di(3—cloro—2—metilpropil)benzoiio, 2,5-di(3-

cloropropil)benzoilo, 2,6-di(2,2,2-trifluorocetil)benzoilo,
3,4,5-tri(trifluorometil)benzoilo, 4-(2,2,2-tricloreoetil) -
benzoilo, 2-metil-4-trifluorometilbenzoilo, 3-etil-4-

triclorometilbenzoilo, 2-metoxi-4-trifluorometilbenzoilo, 3-

etil-4-fluorobenzoilo, 3-etoxi-4~triclorometilbenzoilo, 2-

metil-3-trifluorometil-4-trifluorometilbenzoilo, 3-
fluocrcbenzoilo, 4-fluorobenzoilo, 2-bromobenzoilo, 4-
bromobenzoiloc, 2-yodobenzoilo, 3-yodobenzoilo, 2,3-

dibromobenzoilo, 2,4~diyodobgnzoilo, 2,5-difluorobenzoilo,
2,6-diclorobenzoilo, 2,4,6-triclorobenzoilo, 2,4-
difluorobenzoilo, 3,4-difluorobenzoilo, 3,5~diflucrobenzeocilo,
2,6—difluorobenzbilo, 2-clorobenzeoilo, 3-clorobenzoilo, 4-
clorobenzoilo, 2,3-diclorobenzoilo, 2,4-diclorobenzoilo, 2,5-

diclorobenzoilo, 3,4-diclorobenzoilo, 2,6-diclorobenzoilo,

3,5-diclorobenzoilo, 2,4,6-trifluorobenzoiloc, 2,4-
difluorobenzoilo, 3,4—difluorobenzoilo: 3,4~
metilendioxibenzoilo, 3,4-trimetilendioxibenzoilo, 2,3~
etilendioxibenzoilo, 3,4-trimetilendioxibenzoilo, 2,3~
tetrametilendioxibenzoilo, 2,3-metilendioxibenzeoilo, 3,4-

etilendioxibenzoilo y 2-metanosulfonilaminobenzoilo.
Los ejemplos del grupo tiazolidinil-alcanoilo
inferior el cual puede ser sustituido en el anillo de

tiazelidina por un grupo seleccionado del grupo gque consiste
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de un grupc oxo y un grupo de la férmula:

(Foérmula 56)

a

b

R
==N—N=x
R

en donde R® vy R® cada uno representa un grupo alguilo
inferior, incluyen grupos tiazolidinilalcancilc 1los cuales
pueden ser sustituidos en el anillo de tiazolidina por 1 a 3
sustituyentes seleccionados del grupo gque consiste de un
grupo oxo y un grupo de la fdérmula:

[Férmula 57]
Ra
RV

en donde R*® ¥ R® cada uno representa un grupo alquilo lineal o
ramificado que tiene de 1 a 6 atomos de carbono y cuya porcién
alcanoilo es un grupo alcanoilo lineal o ramificado que tienen
de 2 a & atomos de carbono tales como los grupoé 2-[{2, 3, 4 o
S5-)tiazolidinil]acetilo, 3-[(2, 3, 4 o 5-)tiazolidinil]-
propionilo, 2-[(2, 3, 4 o 5-)tiazolidinil]propionilo, 4-[(2,
3, 4 o} 5-)tiazolidinil]lbutirilo, 5-1¢(2, 3, 4 0
5-)tiazolidinil]pentanoilo, 6-[(2, 3, 4 o 5-)tiazolidinil)-
hexanoilo, 2,2-dimetil-3-[(2, 3, 4 o 5-)tiazolidinil]-
propienilo, 2-metil-3-[(2, 3, 4 o 5-)tiazolidinillpropionilo,

[2,4-dicxo-(3 o 5-)tiazolidinillacetilo, 3-[2-ox0-(3, 4 o
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5-)tiazolidinil]propionilo, 2—[4—oxp—(2, 3 o 5-)tiazolidinil]-
propionilo, 4-[5-oxo-(2, 3 o 4-)tiazolidinil]butiriloc, 5-{2,5-
dioxo—- (3 o] 4-)tiazolidinil]pentanocilo, 6-12,4,5-trioxo-3-
tiazolidinil]hexanoilo, 2-[4,5-dioxo-(2 o 3-)tiazolidinil]-
acetilo, 2,2-dimetil-3-[2,4d~-dioxo-(3 o} 5-ytiazolidinil]-
propionilo, 2-metil-3-[2,4-dioxo-(3 o 5-ytiazolidinil]~-
propionilo, 2-[4-oxo-2-isopropilidenhidrazono- (3 o
5-)tiazolidinillacetilo, 2-{2-oxo-5-isopropilidenhidrazono-(3
o 4-)tiazolidinil]acetilo, 2-{2,4-di(isopropilidenhidrazono)-
(3 o 5-)tiazolidinillacetilo, 3-[2-metilidenhidrazono-(3, 4 o
5-)tiazolidinil]propionilo, 2-[4-etilidenhidrazono-(2, 3 o
5-)tiazolidinil]propionilo, 4-[5-propilidenhidrazono-(2, 3 o
4—)tiazolidinil]butirilo, 5-12,5-di(isopropilidenhidrazono) -
(3 o} 4-Ytiazolidinil]lpentancilo, 6-[2,4,5-
tri(isopropilidenhidrazcno)-3-tiazolidinillhexanoilo, 2-[4,5-
di(isopropilidenhidrazéno)—(2 o 3-)tiazeolidinil]acetilo, 2,2-
dimetil-3-[4-butilidenhidrazeono(2, 3 o) 5-)tiazolidinil]-
propionilo, 2-metil-3-[5-pentilideno- (2, 3 o}
4-)tiazolidinil]propionilo y 2-(hexilidenhidrazono)-(3, 4 o
5-)tiazolidinilacetilo.

Los ejemplos del grupo alguilo inferior el cual
puede tener un sustituyente seleccionado del grupo que
consiste de un grupo hidroxilo y un &tomo de haldgeno
incluyen, ademds de los grupos alquilo inferior descritos

anteriormente, grupos alquilc lineales o ramificados que
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tienen de 1 a 6 atomos de carbono los cuales pueden tener de
1 a 3 sustituyentes seleccionados del grupo que consiste de
un grupo hidroxi y un atomo de haldgenc tales como los grupos
hidroximetilo, 2-hidroxietilo, l1-hidroxietilo, 3-
hidroxipropilo, 2,3—dihidroxipropilo, 4-hidroxibutilo, 1,1-
dimetil-2-hidroxietilo, 5,5,4-trihidroxipentilo, 5-
hidroxipentilo, 6-hidroxihexilo, l1-hidroxiisopropilo, 2~
metil-3-hidroxipropilo, trifluorometilo, triclorometilo,
clorometilo, bromometilo, fluorometilo, yodometilo,
difluorometilo, dibromometilo, 2-cloroetilo, 2,2,2-
trifluoroetilo, 2,2,2-tricloroetilo, 3-cloropropilo, 2,3-
dicloropropilo, 4,4,4-triclorobutilo, 4-fluorobutilo, 5-
cloropentilo, 3-cloro-2-metilpropilo, 5-bromohexilo, 5,6~
dibromohexilo, 2-hidroxi-3-fluoropropilo vy 2,2-dicloro-3-
hidroxibutilo.

Los ejemplos del grupo carbamoilo el cual -puede
tener un grupo seleccionado del grupo que consiste de un
grupo alcoxi inferior-alquilo inferior y un grupo alquilo
inferior incluyen grupos carbamoilo los cuales pueden tener 1
0 2 grupos seleccionados del grupo que consiste de un grupo
alquilo lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 Aatomos de
carbono y el cual tiene un grupo alcoxi lineal o ramificado
que tiene de 1 a 6 atomos de carbono y un grupo alquilo
lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 Aatomos de carbono

tales como los grupos carbamoilo, N-{2-metoxietil)carbamoilo,

—
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metilcarbamoilo, etilcarbamoilo, propilcarbamoilo,

isopropilcarbamoilo, butilcarbamocilc, terc-butilcarbamoilo,

pentilcarbamoilo, hexilcarbamoilo, dimetilcarbamocilo,
dietilcarbamoilo, dipropilcarbameoilo, dibutilcarbamocilo,
dipentilcarbamoilo, dihexilcarbamcilo, N-metil-N-
etilcarbamoilo, N-etil-N-propilcarbamoilo, N-metil-N-
butilcarbamoilo, N-metil-N-hexilcarbamoilo, N-

(metoximetil)carbamoilo, N-(3-propoxipropil)carbamoilo, N-(4-
butoxibutil)carbamoilo, N-(d-etoxibutil)carbamoilo, N=-(5-
pentiloxipentil)carbamoilo, N-(5-metoxipentil)carbamoilo, N-
(6-hexiloxihexil)carbamoilo, di(2-metoxietil)carbamoilo, N-
{(2-metoxietil)-N-metilcarbamoilo y N-(2-metoxietil)-N-
etilcarbamoilo.

Los ejemplos del grupo fenilo el cual puede ser
sustituido en el anillo de fenilo por 1 a 3 grupos
seleccionados del grupo que consiste de un grupo carbamoilo
el cual puede tener un grupo seleccionado del grupo que
consiste de un grupo alcoxi inferior-alquilo inferior y un
grupe alquilo inferior, un grupo altoxicarbonilo inferior, un
grupo carboxi, un grupo ciano, un grupo fenilo, un &tomo de
halégeno, un grupo alquilo inferior el cual puede tener un
dtomo de halbégeno como sustituyente, un grupo alcoxi inferior
el cual puede tener un &tomo de haldgeno como sustituyente,
un grupo benzoilo el cual puede tener un Aatomo de haldgeno

como sustituyente en el anillo de fenilo, un grupo fenil-
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alquilo inferior el cual puede tener un atomo de haldégeno
como sustituyente en el anillo de fenilo y un grupo hidroxilo
incluyen grupos fenilo los cuales pueden ser sustituidos en
el anillo de fenilo por 1 a 3 grupos seleccionados del grupo
que consiste de un grupo carbamoilo el cual puede tener 1 o 2
grupeos seleccionados del grupo gue consiste de un grupo
alcoxialquilo cuya porcidn alcoxi es un grupo alcoxi lineal o
ramificado gue tiene de 1 a 6 Atomos de carbono y cuya
porcidén alquilo es un grupo alquilo lineal o ramificado que
tiene de 1 a 6 Atomos de carbono y un grupo alquilo lineal o
ramificado que tiene de 1 a 6 Aatomos de carbono; un grupo
alcoxicarbonilo cuya porcidn alcoxi es un grupo alcoxi lineal
o ramificado que tiene de 1 & 6 Aatomos de carbono; un grupo
carboxi; un grupo ciano; un grupo fenilo; un Atomo de
haldgeno; un ' grupo algquilo lineal .o ramificado que tiene de 1
a 6 &tomos de carbono el cual puede tener de 1 a 3 atomos de
haldégeno como sustituyentes; un grupo alcoxi lineal o
ramificado que tiene de 1 a 6 atomos de carbono el cual puede
tener de 1 a 3 4tomos de haldgeno como sustituyentes; un
grupo benzoilo el cual puede tener de 1 a 3 atomos de
halbdbgeno como sustituyentes en el anillo de fenilo; un grupo
fenilalquilo el cual puede tener de 1 a 3 4tomos de halégeno
como sustituyentes en el anillo de fenilo y cuya porcidn
alquilo es un grupo alquilo lineal o ramificado que tiene de

1 a 6 atomes de carbono y un grupo hidroxilo tales como los

1
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grupos fenilo, 2-metilfenilo, 3-metilfenileo, 4-metilfenilo,
2-etilfenilo, 3-etilfenilo, 4-etilfenilo, 4-isopropilfenilo,
3-butilfenilo, 4~-pentilfenilo, 4-hexilfenilo, 3,4~
dimetilfenilo, 3,4-dietilfenilo, 2,4-dimetilfenilo, 2,3~
dimetilfenile, 2,5-dimetilfenilo, 2,6-dimetilfenilo, 3,4,5-
trimetilfenilo, 2-metoxifenilo, 3-metoxifenilo, 4-
metoxifenilo, 2-etoxifenilo, 3-etoxifenilo, 4-etoxifenilo, 4-
iscpropoxifenilo, 3-butoxifenilo, 4-pentiloxifenilo, 4-

hexiloxifenilo, 3,4-dimetoxifenilo, 3,4-dietoxifenilo, 2,4-

dimetoxifenilio, 2,5-dimetoxifenilo, 2,6-dimetoxifenilo,
3,4,5-trimetoxifenilo, 2-trifluorometoxifenilo, 3-
trifluorometoxifenilo, d-trifluorometoxifenilo, 2-
(bromometoxi) fenilo, 3-(2-cloroetoxi) fenilo, 4-(2,3-
dicloropropoxi) fenilo, 4-{4-fluorobutoxi) fenilo, 3—-(5~
cloropentiloxi) fenilo, 4-(5-bromohexiloxi) fenilo, 4-1(5, 6-

dibromohexiloxi)fenilo, 3,4-di(trifluorometoxi)fenilo, 3,4-

di(4,4,4-triclorobutoxi)-fenilo, 2,4-di(3-cloro-2-~
metoxipropil) fenilo, 2,5-di(3~cloropropoxi)fenilo, 2,6-
di(2,2,2-trifluorocetoxi)fenilo, 3,4,5=-
tri(trifluorometoxi) fenilo, 4-(2,2,2-tricloroetoxi)-fenilo,
2-metil-4-trifluorometoxifenilo, 3-etil-4~
triclorometoxifenilo, 2-metoxi-4-trifluorometoxifenilo, 3-
etoxi-4-triclorometoxifenilo, 2-trifluorometilfenilo, 3~
trifluorometilfenilo, 4-trifluorometilfenilo, 2=

(hromometil) fenilo, 3-(2-clorcetil) fenilo, 4-(2,3~-
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dicloropropil) fenilo, 4-(4-fluorobutil) fenilo, 3-(5-
cloropentil) feniloe, 4- (5-bromohexil) feniloc, 4-(5,6-
dibromohexil) fenilo, 3,4-di(trifluocrometil) fenilo, 3,4-

di(4,4,4-triclorcbutil)fenilo, 2,4-di(3-cloro-2-metilpropil)-

fenilo, 2,5-di(3-clor

opropil) fenilo, 2,6-di(2,2,2-

trifluorcetil) fenilo, 3,4,5-tri(trifluorometil) fenilo, 4-

(2,2,2-tricloroetil) fenilo,

2-metil-4-trifluorometilfenilo,

3-etil-4-triclorometilfenilo, 2-metoxicarbonilfenilo, 3-
metoxicarbonilfenilo, 4-metoxicarbonilfenilo, 2-
etoxicarbonilfenilo, 3-etoxicarbonilfenilo, 4-
etoxicarbonilfenilo, 4-isopropoxicarbonilfenilo, 3-
butoxicarbonilfenilo, 4-terc-butoxicarbonilfenilo, 4-
pentiloxicarbonilfenilo, 4-hexiloxicarbonilfenilo, 3,4-
dimetoxicarbonilfenilo, 3,4-dietoxicarbonilfenilo, 2,4~
dimetoxicarbonilfenilo, 2,5-dietoxicarbonilfenilo, 2,6~
dimetoxicarbonilfenilo, 3,4,5-trietoxicarbonilfenilo, 2=~

cianofenilo, 3-cianofenileo, 4-cianofenilo, 3,4-dicianocfenilo,

3,5-dicianocfenilo, 2,4-dicianofenilo, 2,5-diciancfenilo, 2,6-

dicianofenilo, 3,4,5-tricianofenilo, 2-fenilfenilo, 3-

fenilfenilo, 4-fenilfen

ilo, 3,4-difenilfenilo, 3,5-

difenilfenilo, 2,4-difenilfenilo, 2,5-difenilfenilo, 2,6~

difenilfenilo, 3,4,5-trifenilfenilo, 2-clorofenilo, 3-
clorofenilo, d-clorofenilo, 2,3-diclorofenilo, 2,4-
diclorofenilo, 2,5-diclorofenilo, 3,4-diclorofenilo, 2,6~

diclorofenilo, 3,5-diclorofenilo, 2,4,6-triclorofenilo, 2-
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fluorofenilo, 3-fluorofenilo, 4-fluorofenilo, 2,5-
difluorofenilo, 2,4-difluorofenilo, 3,4-difluorofenilo, 3,5-
difluorofenilo, 2,6-difluorofenilo, 2,4,6-trifluorofenilo, 2-
bromofenilo, 3-bromofenilo, 4-bromofenilo, 2-yodofenilo, 3-
yodofenilo, 4-yodofenilo, 2,3-dibromofenilo, 2,4-
diyodofenilo, 2-hidroxifenilo, 3-hidroxifenilo, 4-
hidroxifenilo, 3,4-dihidroxifenilo, 3,5-dihidroxifenilo, 2,4-

dihidroxifenilo, 2,5~dihidroxifenilo, 2,6-dihidroxifenilo,

3,4,5-trihidroxifenilo, 3-bencilfenilo, 2—-(2~
feniletil)fenilo, 4-(l-feniletil) fenilo, 2—-(3-
fenilpropil) feniloe, 3-(4~fenilbutil)fenilo, 4- (5~

fenilpentil)fenilo, 2-(6-fenilhexil)fenilo, 4-(1l,1l-dimetil-2-

feniletil) fenilo, 3-{2-metil-3-fenilpropil) fenilo, 2—-(4-
fluorobencil) fenilo, 2-metil-5-clorofenilo, 2-metoxi-5-
clorofenilo, ' 4-(4d-fluorobenzeil) fenilo, 4- (4~
fluorobencil) fenilo, 3-(2-clorobencil)fenilo, 4-(3-
clorobencil) fenilo, 2-(4-clorobencil) fenilo, . 3-{2-(4-

fluorofenil)etil] fenilo, 4-[2-(4-clorofenil)etillfenilo, 2-
{3,4-dibromobencil) fenilo, 3-(3,4-diyodobencil) fenilo, 4-
{2,4-difluorobencil) fenilc, 2-(2,5-diclorobencil)fenilo, 3-
(2,6-diclorcbencil) fenilo, 4-(3,4,5-triflucrobencil) fenilo,
2-[3-{4-clorofenil)propil] fenilo, 3-[1-(2-bromofenil)etil]-
fenilo, 4-[4-(3~-fluorofenil)butillfenilo, 2-[5-(4-
yodofenil)pentil] fenilo, 3-[6-(4-clorofenil)hexil]fenilo, 2-

[1,1-dimetil-2~{(3~fluorofenil)etil]fenilo, 4~12~metil-3-(4-
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clorofenil)propillfenilo, 2,4-dibencilfenilo, 2,4,6-
tribencilfenilo, 2-cloro-4-ciancfenilo, 3-hidroxi-4-
fenilfenilo, 3-etoxicarbonil-2-benzcilfenilo, 2-bencil-4-
metil-6-metoxifenilo, 4-[(2-metoxietil)carbamoil]feniloc, 3-

(N-etil-N-isopropilcarbamoil)fenilo, 4-dimetilcarbamoilfenilo,
2-carboxifenilo, 3-carboxifenilo y 4-carboxifenilo.

Los ejemplos del grupo fenilo el cual tiene un
grupo alquilendioxi inferior como sustituyente en el anillo
de fenilo incluyen grupos fenilo los cuales tienen un grupo
alquilendioxi lineal o ramificado que tiene de 1 a 4 atomos

de carbono como sustituyente en el anillo de fenilo tales

como los grupos 3,4-metilendioxifenilo, 3,4-
trimetilendioxifenilo, 2,3-etilendioxifenilo, 2,3~
tetrametilendioxifenilo, 2,3-metilendioxifenilo, 3,4-

etilendioxifenilo y 2,3-trimetilendioxifenilo.

Los ejemplos del grupe naftil-alquile inferior
incluyen grupos naftilalgquilo cuya porcién algquilo es un
grupo alquilo lineal o ramificado que tiene de'1 a 6 Atomos
de carbono tales como los grupos {1 o 2-)naftilmetilo, 2-[(1
o 2-)naftil]etilo, 1-7¢(1 o) Z2=-)naftil]etilo, 3-7¢(1 o}
2-}naftil]propilo, 4-71(1 o 2-)naftil]butilo, 5-1(1 o
2-)naftil]pentilo, 6-[(1l o 2-)naftillhexilo, 1,l-dimetil-2-
({1 o 2-)naftil]etilo y 2-metil-3-[(1 o 2-)naftil]propilo.

Los ejemplos del gqrupo fenoxi el cual puede ser

sustituido en el anillo de fenilo por 1 a 3 grupos

188



10

15

20

25

170

seleccionados del grupo que consiste de un grupo ciano, un
grupc alguile inferior el cual puede tener un atomo de
haldgeno como sustituyente y un grupoc alcoxi inferior el cual
puede tener un Atomo de haldgeno como sustituyente incluyen
grupos fenoxi los cuales pueden ser sustituidos en el grupo
fenilo por 1 a 3 grupos seleccionados del grupo que consiste
de un grupo ciano, un grupo alquilo lineal o ramificado que
tiene de 1 a 6 &tomos de carbono el cual puede tener de 1 a 3
atomos de haldgeno como sustituyentes y un grupo alcoxi
lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 &tomos de carbono el
cual puede tener de 1 a 3 Aatomos de haldgeno como
sustituyentes tales como los grupos fenoxi, 2-metilfenoxi, 3-
metilfenilo, 4-metilfenoxi, 2-etilfenoxi, 3-etilfenoxi, 4-
etilfenoxi, 4-isopropilfenoxi, 3-butilfenoxi, 4-pentilfenoxi,
4-hexilfenoxi, 3,4-dimetilfenoxi, 3,4-dietilfenoxi, 2,4-
dimetilfenoxi, 2,5-dimetilfenoxi, 2,6-dimetilfenoxi, 3,4,5-
trimetilfenoxi, 2-metoxifenoxi, 3-metoxifenoxi, 4-
metoxifenoxi, 2-etoxifenoxi, 3-etoxifenoxi, 4-etoxifenoxi, 4-
isopropoxifenoxi, 3-butoxifenoxi, 4-pentiloxifenoxi, 4-

hexiloxifenoxi, 3,4-dimetoxifenoxi, 3,4-dietoxifenoxi, 2,4-

dimetoxifenoxi, 2,5-dimetoxifenoxi, 2,6-dimetoxifenoxi,
3,4,5-trimetoxifenoxi, 2-trifluorometoxifenoxi, 3-
trifluorometoxifenoxi, 4-trifluorometoxifenoxi, 2-
{bromometoxi) fenoxi, 3-(2-cloroetoxi) fenoxi, 4-(2,3~-

dicloropropoxi) fenoxi, 4-(4-fluorobutoxi) fenoxi, 3-(5-
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cloropentiloxi) fenoxi, 4- (5-bromohexiloxi) fenoxi, 4-(5,6-

dibromohexiloxi) fenoxi, 3,4-di(trifluorometoxi) fenoxi, 3,4-

di(4,4,4-triclorobutoxi) fenoxi,

2,4-di(3-cloro-2-

metoxipropil) fenoxi, 2,5-di(3-cloropropoxi) fenoxi, 2,6-

di(2,2,2-trifluorocetoxl) fenoxi, 3,

4,5-tri(trifluorometoxi) -

fenoxi, 4-(2,2,2-tricloroetoxi) fenoxi, 2-metil-4-

trifluorometoxifenoxi, 3-etil-4-¢

metoxi-4-trifluorometoxifenoxi,

riclorometoxifenoxi, 2-

3-etoxi-4-triclorometoxi-

fenoxi, 2-trifluorometilfenoxi, 3-trifluorometilfenoxi, 4-

trifluorometilfenoxi, 2-(bromometil) fenoxi, 3-(2~-
cloroetil) fenoxi, 4-(2,3-dicloropropil) fenoxi, 4-(4-
fluorobutil) fenoxi, 3-(5-cloropentil) fenoxi, 4-(5-
bromohexil) fenoxi, 4-(5,6~dibromohexil) fenoxi, 3,4-

di{triflucrometil)fenoxi, 3,4-di (4,

2,4-di(3-cloro-2-metilpropil) fenoxi,

4,4-triclorobutil) fenoxi,

2,5-di(3-cloropropil) -

fenoxi, 2,6-di(2,2,2-trifluorcetil) fenoxi, 3,4,5-

tri(trifluorometil) fenoxi, 4-(2,2,2-tricloroetil) fenoxi, 2-

metil-4-trifluorometilfenoxi, 3-etil-4-triclorometilfenoxi,

2-cianofenoxi, 3-cianofenoxi,

dicianofenoxi, 3,5-dicianofenoxi,

4-cianofenoxi, 3,4-

2,3-dicianofenoxi, 2,4-

dicianofenoxi, 2,5-dicianofenoxi, 2,6-dicianofenoxi, 3,4,5-

tricianofenoxi, 2-cianc-4-metilfenoxi, 3-ciano-4-

metoxifenoxi, 3-ciano-5-trifluocrometilfenoxi Y 4-ciano-3-

trifluorometoxifenoxi.

Los ejemplos del grupo

fenil-alcoxi inferior el
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cual puede ser sustituido en el anillo de fenilo por 1 a 3
grupos seleccionados del grupo que consiste de un &tome de
halégeno, un grupo alguilo inferior el cual puede tener un
dtomoc de haldgeno como sustituyente y un grupe alcoxi
inferior el cuales puede tener un &tomo de haldgeno como
sustituyente incluyen, ademds de los grupos fenil-alcoxi
inferior descritos anteriormente, grupos fenilalcoxi 1los
cuales pueden ser sustituldos en el anillo de fenilo por 1 a
3 grupos seleccionados del grupo que consiste de un atomo de
haldgeno, un grupo alquilo lineal o ramificado que tiene_de 1
a 6 atomos de carbono el cual puede tener de 1 a 3 atcmos de
haldégeno como sustituyentes y un grupo alcoxi lineal o
ramificado gue tiene 1 a 6 atomos de carbono el cual puede
tener de 1 a 3 &tomos de haldgeno como sustituyentes y cuya
porcidn alcoxi es un grupo alcoxi lineal o ramificado que

tiene 1 a & atomos de carbono tales como los grupos 2,5-

difluocrobenciloxi, 2,4-difluocrobenciloxi, 3,4-
difluorobenciloxi, 3,5-difluorobenciloxi, 2,6-
difluorobenciloxi, 3-trifluorometilbenciloxi, 2-
trifluorometilbenciloxi, 4-trifluorometilbenciloxi, 3,4~
dimetoxibenciloxi, 3,5-dimetoxibenciloxi, 2-clorobenciloxi,
3-clorobenciloxi, 4-clorobenciloxi, Z2-metilbenciloxi, 3-

metilbenciloxi, 4-metilbenciloxi, 3,4-dimetilbenciloxi, 2,3-
dimetilbenciloxi, 2-metoxibenciloxi, 3-metoxibenciloxi, 4-

metoxibenciloxi, 2,3-diclorobenciloxi, 2,4-diclorobenciloxi,
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2,5-diclorobenciloxi, 3,4—diélorobenciloxi, 2,6-
diclorobenciloxi, 4-fluorobenciloxi, 3-flucrobenciloxi, 2-
fluorecbenciloxi, 3-trifluorometoxibenciloxi, 4-

trifluorometoxibenciloxi, 2-trifluocrometoxibenciloxi, 4-terc-

butilbenciloxi, 4-etilbenciloxi, 4-isopropilbenciloxi, 4-
metoxi-3-clorcbenciloxi, 2-(4-metoxifenil)etoxi, 2= (4=
fluorofenil)etoxi, 2-(4-clorofenill)etoxi, 2-{3-
metoxifenil)etoxi, 2-(4-metilfenil)etoxi, 3-metil-4-
clorobenciloxi, 4~ ({4-metoxifenil)butoxi, 2-{4-
metilfenil)etoxi, 4-terc-butoxibenciloxi, 3-cloro-6-
metoxibenciloxi, j-metoxi-3-metilbenciloxi, 2-(2-
fluorofenil)etoxi, 1-(3-bromofenil)etoxi, 3-(4-
yodofenil)propoxi, 4-(2-bromofenil)butoxi, 5-(3-

clorcfenil)pentiloxi, 6-{4-bromofenil)hexiloxi, 1,1-dimétil-
2-(2,4-diclorofenil)etoxi, 2—metil—3—(2,4,6—trifluorofenil)—
propoxi, 2-(2-etilfenil)etoxi, 1-(3-propilfenil)etoxi, 3-(4-
butilfenil)propoxi, 4-(2-pentilfenil)butoxi, 5-(3-
hexilfenil)pentiloxi, 6-(4-trifluorometilfenil)hexiloxi, 1,1-
dimetil-2-(2,4-dimetilfenil)etoxi, 2-metil-3-(2,4,6-
tri(trifluorometil)fenil]propoxi, 2-(2-etoxifenil)etoxi, 1-
(3-propoxifenil)etoxi, 3-(4-butoxifenil)propoxi, 4-(2-
pentiloxifenil)butoxi, 5-({3-hexiloxifenil)pentiloxi, 6— (4~
trifluorometoxifenil)hexiloxi, 1,1-dimetil-2-(2,4-
dimetoxifenil)etoxi vy 2-metil-3-1[2,4,6-tri(trifluorometoxi)-

fenil]propoxi.
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Los ejemplos del grupo alquilo inferior sustituido
por 1,2,3,4-tetrahidronaftilo el cual puede tener de 1 a 5
grupos alquilo inferior como sustituyentes en el anillo de
1,2,3,4-tetrahidronaftaleno incluyen grupos alquilo
sustituidos por 1,2,3,4-tetrahidronaftilo los cuéles pueden
tener de 1 a 5 grupos alquilo lineales o ramificados que

tienen de 1 a © atomos de carbono como sustituyentes en el

anillo de 1,2,3,4-tetrahidronaftaleno y cuya porcién alquilo

es un grupo alquilo lineal o.ramificado que tiené de 1 a 6
adtomocs de carbono tales. como los grupos (1, 2, 5 o 6-
y1,2,3,4~tetrahidronaftilmetilo, 2-[(1, 2, 5 o 6-)1,2,3,4-
tetrahidronaftil]etilo, 1-[¢(1, 2, 5 o) 6-)1,2,3,4-
tetrahidronaftilletilo, 3-1(1, 2, 5 o 6-)1,2,3,4-

tetrahidronattillpropilo, 4-14(1, 2, 5 o) 6-)1,2,3,4-

tetrahidronaftill]lbutilo, 5-1¢(1, 2, 5 o) 6-)1,2,3,4-
tetrahidronaftil]pentilo, 6-[(1, 2, 5 o) 6-)1,2,3,4-
tetrahidronaftillhexilo, l,1-dimetil-2-[(1, 2, 5 ‘o)

6-)1,2,3,4-tetrahidronaftil]etilo, 2-metil-3-[{1, 2, 5 o
6-)1,2,3,4-tetrahidronaftil]propilo, 1,1,4,4-tetrametil (2, 3,
5 o 6-11,2,3,4-tetrahidronaftilmetilo, 1,1,4,4,5-
pentametil (2, 3, 6, 7 u 8-)1,2,3,4-tetrahidronaftilmetilo,
1,4,4-trimetil (2, 3, 5, 6, 7 u 8-)1,2,3,4-
tetrahidronaftilmetilo, 5,6-dimetil(2, 3, 7 u 8-)1,2,3,4-
tetrahidronaftilmetilo, 2-[l-metil-(1, 2, 3, 4, 5, 6, 7 u

8-)1,2,3,4~tetrahidronaftil}etilo, 1-[2-etil-(1, 2, 3, 4, 5,
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6, 7 u 8-)1,2,3,4-tetrahidronaftilletilo, 3-{3-propil-(1, 2,
3, 4, 5, 6, 7 u 8-)1,2,3,4-tetrahidronaftil])propilo, 4-[(4-
butil- (1, 2, 3, 4, 5, 6, 7 u 8-)1,2,3,4-
tetrahidronaftil]butilo, 5-[5-pentil-(1, 2, 3, 4, 6, 7 u
8-)1,2,3,4-tetrahidronaftillpentilo, 6-{6-hexil-(1, 2, 3, 4,
5, 7 u 8-)1,2,3,4-tetrahidronaftil}hexilo, 1,l-dimetil-Z-
(1,7-dimetil- (1, 2, 3, 4, 5, 6 u 8-31,2,3,4~-
tetrahidronaftil]etilo y 2-metil-3-{1,1,4-trimetil-(2, 3, 4,
5, &, 7 u 8-)1,2,3,4-tetrahidronaftil]propilo.

Los ejemplos del grupo piperidinilo el cual puede
tener de 1 a 3 grupos alquilo inferior como sustituyentes en
el anillo de piperidina incluyen grupos piperidinilo los
cuales pueden tener de 1 a 3 grupos alguilo lineales o
ramificados que tienen de 1 a 6 4&tomos de carbono como
sustituyentes en el anillec de piperidina tales como los
grupos (1, 2, 3 o 4-)piperidinilo, l-metil-(2, 3 o
4-)piperidinilo, 1l-etil-(2, 3 o 4-)piperidinilo, 1-propil-(2,
3 o 4-)piperidinilo, l-isopropil-{(2, 3 o 4-)piperidinilo, 1-
butil-{2, 3 o 4-)piperidinilo, l-isobutil-(2, 3 o}
4-)piperidinile, 1-terc-butil-(2, 3 o 4-)piperidinilo, 1-
pentil- (2, 3 o} 4-)piperidinilo, l-hexil- (2, 3 o)
4-)piperidinilo, l,2-dimetil-(3, 4, 5 o 6-)piperidinilo vy
1,2,6-trimetil-(3, 4 o 5-)piperidinilo.

Los ejemplos del grupo quinolil-alquilo inferior

incluyen grupos quinolilalquilo cuya porcién alquiloc es un
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grupo alquilo lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 atomos
de carbono tales como los grupos (2, 3, 4, S5, 6, 7 u
8-)quinolilmetilo, 2-1(2, 3, 4, 5, 6, 7 u 8-)guinolil]etilo,
1-((2, 3, 4, 5, 6, 7 u 8-)quinolil]etilo, 3-[(2, 3, 4, 5, 6,
7 u 8-)quinolil]lpropilo, 4-1(2, 3,- 4, 5, 6, 7 u
8-)quinolillbutilo, 5-[(2, 3, 4, 5, 6, 7 u B8-)pentilo y 6-
[(2, 3, 4, 5, 6, 7 u B8-)hexilo.

Los ejemplos del grupo 1,2,3,4-tetrazeclil-alguilo
inferior el cual puede tener, en el anillo de tetrazol, un
sustituyente seleccionado del grupo que consiste de un grupo
alquilo inferior y un grupo fenil-alquilo inferior incluyen
grupos 1,2,3,4-tetrazolilalgquilo cuya porcidén alquilc es un
grupo alquilo lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 Atomos
de carbono y los cuales pueden tener, en el anillo de
tetrazol, un sustituyente seleccionado del grupo que consiste
de un grupo alquilo lineal o ramificado que tiene de 1 a 6
atomos de carbono y un grupo fenil-alquilo cuya porcidn
alquilo es un grupo alquilo lineal o ramificado que tiene de
1 a €& Aatomos de carbono, tales como los grupos [(1 o
5-)1,2,3,4-tetrazoliljmetilo, 2~1(1 o 5-)1,2,3,4-
tetrazolilletilo, 1-[(1 o 5-)1,2,3,4-tetrazolilletilo, 3-[(1
o) 5-)1,2,3,4~-tetrazolil]propilo, 4-71¢(1 o) 5-31,2,3,4-
tetrazolil]lbutilo, 5-[(1 o 5-)1,2,3,4-tetrazolil]pentilo, 6&-
[(1 o 5-}31,2,3,4-tetrazclillhexilo, 5-[1-metil-5-(1,2,3,4-

tetrazolil) lpentilo, 6-[l-metil-5-(1,2,3,4-tetrazolil)]-
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hexilo, 5-metil-1-(1,2,3,4-tetrazolil)metilo, 2-[5-etil-1-
(1,2,3,4-tetrazolillhexilo, 1,1l-dimetil-2-[(1 o 5-)1,2,3,4-
tetrazolil)letilo, 2~metil-3-[(1 o) 5-)1,2,3,4-
tetrazolil]lpropilo, [l1-metil-5-(1,2,3,4-tetrazolil) |metilo,
[1-etil-5-(1,2,3,4-tetrazolil) Jmetilo, 2-[1-propil-5-
(1,2,3,4-tetrazolil) ]etilo, 1-[1-butil-5-(1,2,3,4-
tetrazolil)Jetilo, 3-[1-pentil-5-(1,2,3,4-tetrazolil) ]~
propilo, 3-[5-propil-1-(1,2,3,4-tetrazolil) lpropilo, 4-1{5-
butil-1-(1,2,3,4-tetrazolil) lbutilo, 5-[5-pentil-1-(1,2,3,4~-
tetrazolil) ]pentilo, 6-[5-hexil-1-(1,2,3,4-tetrazolil)]-
hexilo, [l1-etil-5-(1,2,3,4-tetrazolil) metilo, [1-bencil-5-
{1,2,3,4-tetrazolil) lmetilo, 1-[(2~feniletil)-5-(1,2,3,4-
tetrazolil)jmetilo, 2-{1-{3-fenilpropil)-5-(1,2,3,4-tetrazolil)]-
etilo, 1-[(1-(4~fenilbutil)-5-(1,2,3,4-tetrazolil)]etilo, 3-{1-
(5-fenilpentil)-5-(1,2,3,4-tetrazolil) ]Jpropilo, 4-[1-(6-
fenilhexil)-5-(1,2,3,4-tetrazolil) Jbutilo, 5-[1-(1,1-dimetil-
2-feniletil)-5-(1,2,3,4-tetrazolil) |metilo, 6-[1-(2-metil-3-
fenilpropil)-5-(1,2,3,4-tetrazolil) hexilo, 5-bencil-1-
(1,2,3,4-tetrazolil)-metilo, 2-[5-(1-feniletil)-1-(1,2,3,4-
tetrazolil}]etilo, 3-[5-(3-fenilpropil)-1-(1,2,3,4-tetrazolil)]-
propilo, 4-[5-(4-fenilbutil)-1-(1,2,3,4-tetrazolil) ]butilo,
>-[5-(5-fenilpentil)-1-(1,2,3,4~-tetrazolil)}pentilo y 6-[5-
({6~fenilhexil)-1-(1,2,3,4-tetrazolil) Jhexilo.

Los ejemplos del grupo tiazolil-alquilo inferior el

cual puede tener un grupo fenilo como sustituyente en el
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anillo de tiazol incluyen grupos kiazolilalquilo los cuales
pueden tener 1 o 2 grupos fenilo como sustituyentes en el
anillo de tiazol y cuya porcidén alquilo es un grupeo alquilo
lineal o ramificado que tiene de 1 a & Aatomos de carbono
tales como los grupos [(2, 4 o 5-)tiazolil]lmetilo, 2-[{(2, 4 o
5-)tiazolil]etilo, 1-[(2, 4 o 5-)tiazeclilletilo, 3-[(2, 4 o
5-ytiazolillpreopileo, 4-((2, 4 o 5-)tiazolil]butilo, 5-((2, 4
o 5-)tiazolillpentilo, 6-[((2, 4 o 5-)tiazolillhexilo, 1,1-
dimetil-2-[(2, 4 o 5~)tiazolilletilo, 2-metil-3-[(2, 4 o
5-)tiazolil]propilo, [2-fenil-(4 o 5-)tiazolil]metilo, 2-[4-
fenil-(2 o 5-)tiazolil]etilo, 1-[5-fenil-(2 o}
4-)tiazolil]etilo, 3-[2-fenil-(2 o 5-)tiazolil]propilo, 4-
(2,4-difenil-5-tiazolil)butilo, 5-(2,5-difenil-4-tiazolil) -
pentilc, 6-(4,5-difenil-2-tiazolil)hexilo, 1,l-dimetil-2-(2-

fenil-t(4 0" 5-)tiazolilletilo, 2-metil-3-[{4-fenil- (2 o

5-)tiazolil]propilo, [4-fenil-(2 o 5-)tiazolillmetilo, [5-
fenil-(2 o 4-)tiazoclillmetilo, (2,4-difenil-5-
tiazolil)metilo, (2,5-difenil-4-tiazolil)metilo % {4,5-

difenil-2-tiazolil)metilo.

Los ejemplos del grupo benzoil-alguilo inferior el
cual puede tener, en el anillec de fenilo, de 1 a 3
sustituyentes seleccionados del grupo que consiste de un
grupo alcoxi inferior y un atomo de halégeno incluyen grupos
benzoilalquile los cuales pueden tener, en el anillc de

fenilo, de 1 a 3 sustituyentes seleccionados del grupo que
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consiste de un grupo alcoxi lineal o ramificado que tiene de
1l a 6 dtomos de carbono y un atomo de haldgeno y cuya porcidn
alquilc es un grupo alquilo lineal o ramificadc que tiene de

1 a 6 atomos de carbono tales como los grupos benzoilmetilo,

2-benzoiletilo, l-benzoiletilo, 3—benzoilpropilo, 4-
benzoilbutilo, 5-benzoilpentilo, 6-benzoilhexilo, 1,1-
dimetil-2-benzoiletilo, 2-metil-3-benzoilpropilo, 4-
fluorobenzoilmetilo, 2-clorobenzoilmetilo, 3-
clorobenzoilmetilo, 4-clorobenzoilmetilo, 2-(4-
fluorobenzoil)etilo, 2-({4d-clorobenzoil)etilo, 3,4-
dibromobenzoilmetilo, 3,4-diyodobenzoilmetilo, 2,4-
difluorcobenzoilmetilo, 2,5-diclorobenzoilmetilo, 2,6-
diclorobenzoilmetilo, 3,4,5-trifluorobenzoilmetilo, 3-(4-
clorobenzoil)propilo, 1-(2-bromobenzoilletilo, 4-(3-
fluorobenzoil)butilo, 5-(4-yodobenzoil)pentilo, 6-(4-

clorobenzoil)hexilo, 1,1-dimetil-2-(3-fluorobenzoil)etilo, 2-

metil-3-(4-clorobenzoil)propilo, 2-metoxibenzoilmetilo, 2-(3-

metoxibenzoil}etilo, 2-{4-metoxibenzoil)etilo, 4~
metoxibenzoilmetilo, 1-(2-etoxibenzoiljetilo, 3-(3-
etoxibenzoil)propilo, 4- (4-etoxibenzoil)butilo, 5-(4-

isopropoxibenzoil)pentilo, 6-(3-butoxibenzoil)hexilo, 1,1-

dimetil-2-(4-pentiloxibenzoil)etilo, 2-metil-3-(4-
hexiloxibenzoil)propilo, 3,4-dimetoxibenzoilmetilo, 3,4~
dietoxibenzoilmetilo, 2,4-dimetoxibenzoilmetilo, 2,5-
dimetoxibenzoilmetilo, 2,6-dimetoxibenzoilmetilo, 3,4,5-
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trimetoxibenzoilmetilo, 2-clorn-4-metoxibenzeilmetilo vy 3-
fluoro-5-etoxibenzoilmetilo.

Los ejemplos del grupo piperidinil-alquilo inferior
el cual puede tener un grupo alquilo inferior como
sustituyente en el anillc de piperidina incluyen grupos
piperidinilalquilo los cuales pueden tener de 1 a 3 grupos
alquilo lineales o ramificados que tienen de 1 a 6 atomos de
carbono como sustituyentes en el anillo de piperidina y cuya
porcidén alquilo es un grupo alquilc lineal o ramificado que
tiene de 1 a 6 atomos de carbono tales como los grupos [ (1,
2, 3 o) 4-)piperidinil]metilo, 2-[1(1, 2, 3 o
4-)piperidiniljetilo, 1-[(1, 2, 3 o 4-)piperidinil]etilo, 3-
[(1, 2, 3 o) 4-)piperidinil]propilo, 4-1(1, 2, 3 e}
4-)piperidinil)butileo, 5-[{1, 2, 3 o 4-)piperidinilipentilo,
6-[(1, 2, 3 o 4-)piperidinil]lhexilo, 1,1-dimetil-2-[(1, 2, 3
o) 4-)piperidinil]etilo, 2-metil-3-[(1, 2, 3 o)
4-)piperidinil]propilo, [l-metil-(2, 3 o 4-)piperidinil]-
metilo, 2-[l-etil-(2, 3 o 4-)piperidinil]etilo, 1-(4-propil-
(1, 2 o 3-)piperidinil]etilo, 3-[3-isopropil-(1, 2, 4, 5 o
6-)piperidiniljpropilo, 4-[2-butil-(1, 3, 4, 5 o
6-)piperidinillbutilo, 5-[l-isobutil-(2, 3 o 4-Ypiperidinil)-
pentilo, 6-~[l-terc-butil-(2, 3 o 4-)piperidiniljhexilo, 1,1-
dimetil-2-{4-pentil-(1, 2 o 3-)piperidiniljetilo, 2-metil-3-
[1-hexil-(2, 3 o 4-)piperidinil]propilo, {1,2-dimetil-(3, 4,

5 o 6-)piperidinilimetilo y (1,2,6-trimetil- (3, 4 o
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5-)piperidinillmetilo.

Los ejemplos del grupo imidazolilo el cual puede
tener de 1 a 3 grupos fenilo como sustituyentes en el anillo
de imidazol incluyen grupos imidazolilo los cuales pueden
tener de 1 a 3 grupos fenilo como sustituyentes en el anillo
de imidazol tales como los grupos (1, 2, 4 o 5-)imidazolilo,
l1-fenil-(2, 4 o 5-)imidazolilo, 2-fenil-{1, 4 o
5-)imidazolilo, 4-fenil-(1, 2 o 5-)imidazeclilo, 5-fenil-(1, 2
o 4-)imidazolilo, 1,2-difenil-{(4 o 5-)imidazolilo, 2,4-
difenil-({1 o 5-)imidazeclilo, 4,5-difenil-(l1 o 2-)imidazolilo,
2,5-difenil-(1 o} 4-)imidazolilo Y 2,4,5-trifenil-1-
imidazolilo.

Los ejemplos del grupc bencimidazolilo el cual
puede tener de 1 a 3 drupos alquilo inferior como
sustituyentes en el anillc de bencimidazol incluyen grupos
bencimidazolilo los cuales pueden tener de 1 a 3 grupos
alquilo lineales o ramificados que tienen de 1 a 6 atomos de
carbono como sustituyentes en el anillo de bencimidazol tales
como los grupos (1, 2, 4, 5, 6 o 7-)bencimidazolilo, l-metil-
(2, 4, 5, 6 o 7-)bencimidazolilo, 2-etil-(1l, 4, 5, 6 o
7-)bencimidazolilo, 4-propil-(1, 2, 5, 6 o
7-)bencimidazolilo, 5-butil-(1, 2, 4, 6 o 7-)Ybencimidazolilo,
6-pentil-(1, 2, 4, 5 o 7-)bencimidazolilo, 7-hexil-(1, 2, 4,
5 o) 6-)bencimidazolilo, l-etil-(2, 4, 5, © o)

7-)bencimidazolil]hexilo, 1-butii-(2, 4, 5, 6 o)
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7-Ybencimidazolilo, l-isopropil-(1, 2, 4, 5, 6 o
7-)bencimidazolilo, 1,2-dimetil-(4, 5, 6 © 7;)bencimidazolilo,
l-metil-4-etil-(2, 5, 6 o 7J7-)bencimidazolilo, l-propil-5-
metil-(2, 4, 6 o 7-)bencimidazolilo y 1,2,5-trimetil-(2, 4, 5,
6 o 7-)bencimidazolilo.

Los ejemplos del grupo piridil-alcoxi inferior
incluyen grupos piridilalcoxi cuya porcidn alquilo es un
grupo alquilo lineal o ramificado gue tiene de 1 a 6 atomos
de carbono tales como ‘los grupos (2, 3 o 4-)piridilmetoxi, 2-
[(2, 3 o 4-)piridil]etoxi, 1-[(2, 3 o 4-)piridil]etoxi, 3-
[(2, 3 o 4-)piridil]propoxi, 4-[(2, 3 o 4-)piridil]butoxi, 1-
l-dimetil-2-[(2, 3 o) 4-)ypiridiljetoxi, 5-1(2, 3 o}
4-)piridil]pentiloxi, 6-[(2, 3 o 4-)piridiljhexiloxi, 1-{(2,
3 o 4-)piridil]isopropoxi y 2-metil-3-[(2, 3 o 4-)piridil]-
propoxi.

Los ejemplos del grupo 1,2,3,4-tetrahidroguinolil-
alguilo inferior el cual puede tener un dJrupo OXO CoOmo
sustituyente en el anillo de tetrahidroquinolina incluyen
grupos 1,2,3,4-tetrahidroquinolilalquilc los cuales pueden
tener 1 o 2 grupos oxo como sustituyentes en el anillo de
tetrahidroquinolina y cuya porcién alquilo es un grupo
alquilo lineal o ramificado gue tiene de 1 a 6 atomos de
carbono tales como 1los grupos (1, 2, 3, 4, 5, 6, 7 u
8-)1,2,3,4-tetrahidrogquinoclilmetilo, 2-[((1, 2, 3, 4, 5, 6, 7

u 8-)1,2,3,4-tetrahidroguinolilletilo, 1-[0(1, 2, 3, 4, 5, 6,
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7 u 8-)1,2,3,4-tetrahidroquinolil]etilo, 3-[(1, 2, 3, 4, 5,
6, 7 u 8-)1,2,3,4-tetrahidroquinolil]lpropilo, 4-[(1, 2, 3, 4,
5, 6, 7 u 8-})1,2,3,4-tetrahidroquinolillbutilo, 5-[(1, 2, 3,
4, 5, 6, 7 u 8-)1,2,3,4-tetrahidrogquinelil]pentilo, 6-[(1, 2,
3, 4, 5, 6, 7 u 8-)1,2,3,4-tetrahidroquinolillhexileo, 1,1-
dimetil-2-[(1, 2, 3, 4, 5, 6, 7 u 8-)1,2,3,4-
tetrahidroquinolilletilo, 2-metil-3-[¢(1, 2, 3, 4, 5, 6, 7 u
8-)1,2,3,4~tetrahidroquinolil]propilo, [2-oxo-(1, 3, 4, 5, 6,
7 u 8-)1,2,3,4-tetrahidroquinolilmetilo, [4-oxo-(1l, 2, 3, 5,
6, 7 u 8-)1,2,3,4-tetrahidroquinolil]lmetilo, [2,4-dioxo-(1,
3, 5, 6, 7 u 8-)1,2,3,4-tetrahidroquinolillmetilo, 2-[2-oxo-
(1, 3, 4, 5, 6, 7 u 8-)1,2,3,4-tetrahidroquinolilletilo, 3-
[4-ox0-1(1, 2, 3, 5, 6, 7 u 8-11,2,3,4-
tetrahidroquinolillpropilo, 4-1{2,4-dioxo-(1, 3, 5, 6, 7 u
8-)1,2,3,4-tetrahidroguineolil]lbutilo, 5-[2-oxo-(1, 3, 4, 5,
6, 7 u 8-)1,2,3,4-tetrahidroquinolil]lpentilo y 6-[4-oxo~(1,
2, 3, 5, 6, 7 u 8-)1,2,3,4-tetrahidroquinolil]hexilo.

Los ejemplos del grupo 1,3,4-oxadiazolil-alquilo
inferior el cual puede tener un grupo oxo como sustituyente
en el anillo de 1,3,4-oxadiazol incluyen grupos 1,3,4-
oxadiazolilalquilo los cuales pueden tener un grupo OXo como
sustituyente en al anillo de 1,3,4-oxadiazol y cuya porcidn
alquilo es un grupo alquilo lineal o ramificado que tiene de
l a 6 atomos de carbono tales como los grupos (2 o 5-)1,3,4~

oxadlazolilmetilo, 2-[(2 o 5-)1,3,4-oxadiazolil]etilo, 1-[(2
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o 5-)1,3,4-oxadiazolil]letilo, 3-f(2 o) 5-)1,3,4~-
oxadiazolil]propilo, 4-[(2 o 5-)1,3,4-oxadiazolil]lbutilo, 5-
[(2 o 5-)1,3,4-oxadiazolil]pentilo, 6-1(2 o 5-)1,3,4-
oxadiazolillhexilo, 1,1-dimetil-2-[(2 o} 5-)1,3,4-
oxadiazolilletilo, 2—metil—3—f(2 o} 5-)1,3,4-
oxadiazolil]propilo, 2-oxo-[(3 o 5-)1,3,4-oxadiazolil]lmetilo,
5-oxo-[(2 o} 3-)1,3,4-oxadiazolillmetilo, 2-[2-ox0-(3 o)
5-) (1, 3,4-oxadiazolil}letilo, 1-[5-oxo0-1{2 o 3-31,3,4-
oxadiazolilletilo, 3-[(2 o 5-)1,3,4-oxadiazolil]propilo, 4-
[2=-0X0 (3 0 5-)1,3,4-oxadiazolillbutilo, 5-[5-0ox0(2 o)
3-)1,3,4-0oxadiazolil]lpentilo, 6-[2-0x0 (3 o 5-)1,3,4-
oxadiazolillhexilo, 1,1l-dimetil-2-[5-oxo(2 o} 3-)1,3,4-
oxadiazolilletilo % 2-metil-3-[2-0ox0 (3 o) 5-31,3,4-
oxadiazolil]lpropilo.

Los' ejemplos del grupo tienil-alguilo inferior
incluyen grupos tienilalquilo cuya porcidén alquilc es un
grupo algquilo lineal o ramificado que tiene de 1 a & atomos
de carbono tales como los grupos (2 o 3-)tienilmetilo, 2-[(2
o 3-)tienilletilo, 1-[(2 o 3-)tienilletilo, 3-[(2 o
3-)tienil]-propilo, 4-1(2 O 3-)tienil)butilo, 5-1(2 o)
3-)tienil]pentilo, ©€-[{(2 o 3-)tienillhexilo, 1,l-dimetil-2-
[(2 o 3-)tienil]etilo y 2-metil-3-[(2 o 3-)tienil]propilo.

Los ejemplos del grupo pirimidinilcarbonilec el cual
puede tener un grupo oOxo como sustituyente en el anille de

pirimidina incluyen grupos pirimidinilcarbonilo los cuales
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pueden tener de 1 a 3 grupos OX0 como sustituyentes en el
anillo de pirimidina tales como los grupes (2, 3, 4 o
6-)pirimidinilcarbonile, 2,6-dioxo-(1, 3, 4 o 5-)pirimidinil-
carbonilo, 2-oxo-(1, 3, 4, 5 o 6-)pirimidinilcarbonilo, 6-
oxo-(1, 2, 3, 4 o 5-)pirimidinilcarbonilo, 4-oxo-(1, 2, 3, 5
o) 6-)pirimidinilcarbonilo, 2,4-dioxo-(1, 3, 4 o
6-)pirimidinilcarbonilo Yy 2,4,6-trioxo-(1, 3 o)
5-)pirimidinilcarbonilo.

Los ejemplos del grupo alcoxi inferior-alcoxi
inferior incluyen grupos alcoxi lineales ¢ ramificados que
tienen de 1 a 6 Atomos de carbono los cuales pueden tener un
grupo alcoxi lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 &tomos de
carbono como sustituyente tales como los grupos metoximetoxi,
l-etoxietoxi, 2-metoxietoxi, 2-propoxietoxi, 3-
isopropoxipropoxi, 4-butoxibutoxi, 5-pentiloxipentiloxi, 6-
hexiloxihexiloxi, 1,1-dimetil~2-metoxietoxi, 2-metil-3-
etoxipropoxi y 3-metoxipropoxi.

Los ejemplos del grupo alcoxicarbonilo inferior-
alcoxi inferior incluyen grupos alcoxicarbonilalcoxi cuyas
dos porciones alcoxi son grupos alcoxi lineales o ramificados

que tienen de 1 a 6 &tomos de carbono tales como los grupos

metoxicarbonilmetoxi, etoxicarbonilmetoxi, 2-
metoxicarboniletoxi, 2-etoxicarboniletoxi, 1-
etoxicarboniletoxi, 3-metoxicarbonilpropoxi, 3-

etoxicarbonilpropexi, 4-etoxicarbonilbutoxi, 5-
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isopropoxicarbonilpentiloxi, 6-propoxicarbonilhexiloxi, 1,1-
dimetil-2-butoxicarboniletoxi, 2-metil-3-terc-butoxicarbonil-
propoxi, 2-pentiloxicarboniletoxi y hexiloxicarbonilmetoxi.

Los ejemplos del grupo carboxi-alcoxi inferior
incluyen grupos carboxialcoxi cuya porcidn alcoxi és un grupo
alcoxi lineal o ramificado que tiene de 1 a € atomos de
carbono tales como los grupos carboximetoxi, 2-carboxietoxi,
l-carboxietoxi, 3-carboxipropoxi, 4~carboxibutoxi, 5-
carboxipentiloxi, 6-carboxihexiloxi, 1,1-dimetil-2-
carboxietoxi y 2-metil-3-carboxipropoxi.

Los ejemplos del grupo fenoxi-alcanoilo inferior
incluyen grupos fenoxialcanoilc cuya porcidn alcanoilo es un
grupo alcanoilo lineal o ramificado que tiene de 2 a 6 atomos
de carbono tales Como les grupos 2-fenoxiacetilo, 3~
fenoxipropionilo, 2-fenoxipropionilec, 4-fenoxibutirilo, 5-
fenoxipentanoilo, 6~fenoxihexanoilo, 2,2-dimetil-2-
fenoxipropionilo y 2-metil-3-fenoxipropionilo.

Los ejemplos del grupo . 1,2,3,4-
tetrahidroquinolilcarbonilo el cual puede tener un grupo oxo
como sustituyente en el anillo de tetrahidroquinolina
incluyen grupos 1,2,3,4-tetrahidroquinolilcarbonilo los
cuales pueden tener 1 o 2 'grupos oOxX0O como sustituyentes en el
anillo de tetrahidroquinolina tales como los grupos [(1, 3,
4, 5, 6, 7 u 8-)1,2,3,4-tetrahidroquinolil]carbonilo, [2-oxo-

(1, 3, 4, 5,76, 7 u 8-)1,2,3,4-tetrahidroquinolil]carbonilo,
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(4-ox0-(1, 2, 3, 5, 6, 7 u 8—)1;2,3,4—tetrahidroquinolil]~
carbonilo vy [2,4-dioxo- (1, 3, 5, o, 7 u 8-)1,2,3,4-
tetrahidroquinolil]carbonilo.

Los ejemplos del grupo 1,2,3,4-tetrahidroquinolilo
el cual puede tener un grupo oxo como sustituyente en el
anillo de tetrahidroquinolina incluyen grupcs 1,2,3,4-
tetrahidroquinolilo los cuales pueden tener 1 o 2 grupos ©xo
como sustituyentes en el anillo de tetrahidroguinolina tales
como los grupos (1, 2, 3, 4, S5, 6, 7 wu 8-}1,2,3,4-
tetrahidroquineolilo, 2-oxXo-(1, 3, 4, 5, 6, 7 u 8-)1,2,3,4-
tetrahidroquinolilo, 4-oxo-(1, 2, 3, 5, 6, 7 u 8-)1,2,3,4-
tetrahidroquinolilo y 2,4-dioxo-(1, 3, 5, 6, 7 u 8-)1,2,3,4-
tetrahidroquinolilo.

Los ejemplos del grupo amino el cual puede tener un
grupo alcoxicarbonilo inferior como sustituyente incluyen
grupos amino los cuales pueden tener un grupo alcoxicarbeonilo
cuya porcién alcoxi es un grupo alcoxi lineal o ramificado
que tienen de 1 a © atomos de carbono tales como los grupos
amino, metoxicarbonilamino, etoxicarbonilamino,
propoxicarbonilamino, 1isopropoxicarbonilamino, butoxicarbonil-
amino, terc-butoxicarbonilamino, pentiloxicarbonilamino y
hexiloxicarbonilamino.

Los ejemplos del grupo benzoilo el cual puede tener
de 1 a 3 grupos alcoxi inferior como sustituyentes en el

anillo de fenilo incluyen grupocs benzoilo los cuales pueden
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tener de 1 a 3 grupos alcoxi lineales o ramificados que
tienen de 1 a 6 atomos de carbono como sustituyentes en el
anillo de fenilo tales <como los grupos benzoilo, 2-
metoxibenzoilo, 3-metoxibenzoilo, 4-metoxibenzoilo, 2-
etoxibenzoilo, 3-etoxibenzoilo, d-etoxibenzoilo, 4-
isoprdpoxibenzoilo, 3-butoxibenzoilo, 4-pentiloxibenzoilc, 4-
hexiloxibenzoilo, 3,4-dimetoxibenzoilo, 3,4-dietoxibenzoilc,
2,4-dimetoxibenzoilo, 2,5-dimetoxibenzoilo, 2,6-
dimetoxibenzoilo vy 3,4,5—triﬁetoxibenzoilo.

Los ejemplos del grupc alquilo inferior el cual
tiene 1 o 2 grupos fenilo los cuales pueden tener, en el
anillo de fenilo, de 1 a 3 sustituyentes seleccionados del
grupo gque consiste de un grupo alcoxicarbonilo inferior, un
grupo ciano, un grupo nitro, un grupce fenilo, un &tomo de
halégeno, un grupo alquilo inferior el cual puede tener un
atomo de haldégeno como sustituyente, un grupo alcoxi inferior
el cual puede tener un atomo de haldgeno como sustituyente vy
un grupo alquiltio inferior incluyen, ademds de los grupos
fenil-alquilo inferior descritos anteriormente, grupos
alquilo lineales o ramificados los vuales tienen de 1 a 6
atomos de carbono y de 1 a 2 grupos fenilo los cuales pueden
tener, en el anillo de fenilo, de 1 a 3 sustituyentes
seleccionados del grupo que consiste de un grupo
alcoxicarbonilo cuya porcién alcoxi es un grupo alcoxi lineal

o ramificado que tiene de 1 a 6 atomos de carbono, un grupo
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ciano, un grupo nitro, un grupo fenilo, un atomo de haldgeno,
un grupo alquile lineal o ramificado que tiene de 1 a 6
adtomos de carbono el cual puede tener de 1 a 3 Atomos de
haldégeno como sustituyentes, un grupc alcoxi lineal o
ramificado que tiene de 1 a 6 &tomos de carbono el cual puede
tener de 1 a 3 atomos de haldgeno como sustituyentes y un
grupo alquiltio lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 atomos

de carbono tales como los grupos 1,1-difenilmetilo, 1,1-di(4-

fluorofenil)metilo, l1-fenil-1-(4-metoxifenil)metilo, 3,3-
difenilpropilo, 2,5~-difluorobencilo, 2,4-difluorobencilo,
3,4-difluorobencilo, 3,5-difluorobencilo, . 2,6-
difluocrobencilo, 3-trifluorometilbencilo, 2-
trifluorometilbencilo, 4-trifluorometilbencilo, 3,4-
dimetoxibencilo, 3,5-dimetoxibencilo, 2-clorobencilo, 3-

clorobencilo,’ 4-clorobencilo, 2-metilbencilo, 3-metilbencilo,
4-metilbencilo, 3,4-dimetilbencileo, 2,3-dimetilbencilo, 2-
metoxibencilo, 3-metoxibencilo, 4-cianobencilo, 2-
cianobencilo, 3-cianobencilo, 4—metoxibenéilo, 2,3~
diclorobencilo, 2,4-diclorobencileo, 2,5-diclorobencilo, 3,4-
diclorobencilo, 2,6-diclorobencilo, 4-fluorobencilo, 3-
fluorobencilo, 2-fluocrobencilo, 4-nitrobencilo, 3-
nitrobencilo, 2-nitrobencilo, 3-trifluorometoxibencilo, 4-
trifluorometoxibencilo, 2-trifluorometoxibencilo, 4 -
metoxicarbonilbencilo, 3-metoxicarbonilbencilo, 4-terc-

butilbencilo, 4-etilbencilo, 4-isopropilbencilo, 4-metoxi-3-
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clorobencilo, 2-(4-metoxifenil)etilo, 2-{4-flucrcfenil)etilo,
2-(4-clorofenil)etilo, 2- (3-metoxifenil)etilo, 2- (4~
metilfenil)etilo, 4—fenilbencilo,. 3,3-difenilpreopilo, 3-
metil-4-nitrobencilo, 4-(4-metoxifenil)butilo, 2-{4-
metilfenil)etilo, 4-terc~-butoxicarbonilbencilo, 3-cloro-6-
metoxibencilo, 4-nitro-3-metilbencilo, 4-terc-butirilbencilo,
2-{(2-etoxicarbonilfenil)etilo, 1-(3-propoxicarbonilfenil}-
etilo, 3-(4-pentiloxicarbonilfenil)propilo, 4-(3-
hexiloxicarbonilfenil)butilo, 5~(3,4-dimetoxicarbonilfenil) -

pentilo, 6-(3,4,5~dietoxicarbonilfenil)hexilo, 1,1-dimetil-2-

(d-butoxicarbonilfenil)etilo, 2-metil-3-(4-
metoxicarbonilfenil)propilo, 2~(2-cianofenil)etilo, 1-(3-
cianofenil)etilo, 3-(4-cianofenil)propilo, 4-(2-
ciancfenil)butilo, 5-(3-ciancofenil)pentilo, 6- (4~

cianofenil)héxilo, 1,1-dimetil-2-(2,4-dicianofenilietilo, 2-
metil-3-(2,4,6-triciancfenil)propilo, 2-(2-nitrofenil)etilo,
1-(3-nitrofenil)etilo, 3-(4-nitrofenil)propilo, 4-(2-
nitrofenil)butilo, 5-(3-nitrofenil)pentilo, 6-(4-
nitrofenil)hexilo, 1,1-dimetil-2-(2,4-dinitrofenil)etilo, 2-
metil-3-(2,4,6-trinitrofenil)propilo, 2-(2-fenilfenil)etilo,
1-(3-fenilfenil)etilo, 3-(4-fenilfenil)propilo, 4-(2-
fenilfenil)butilo, 5~ (3-fenilfenil)pentilo, 6-(4-
fenilfenil)hexilo, 1,1-dimetil-2-(2,4-difenilfenil)etilo, 2-
metil-3-(2,4,6-trifenilfenil)propilo, 2-(2-fluorofenil)etilo,

1-(3-bromofenil)etilc, 3-(4-yodofenil)propilo, 4-(2-
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bromofenil)butilo, 5-(3-clorofenil)pentiio, 6-(4-
bremofenil)hexilo, 1,1-dimetil-2-(2,4-diclorofenil)etilo, 2-
metil-3-(2,4,6-trifluocrcfenil)propilo, 2-(2-etilfenil)etilo,
1-(3-propilfeniljetilo, 3-{(4-butilfenil)propilo, 4- (2~
pentilfenil)butilo, 5-(3-hexilfenil)pentilo, 6—-(4-
triflucorometilfenil)hexilo, 1,1-dimetil-2-{2,4-dimetilfenil)-
etilo, 2-metil-3-[2,4,6-tri(trifluorometil)fenil]propileo, 2-
(2-etoxifenil)etilo, 1-(3-propoxifenil)etilo, 3-(4-
butoxifenil)propilo, 4-(2-pentiloxifenil)butilo, 5-(3~-
hexiloxifenil)pentilo, 6-(4-trifluorometoxifenil)hexilc, 1,1-
dimetil-2-(2,4-dimetoxifenilietilo, 2-metil-3-[2,4, 6-
tri(trifluorometoxi)fenil]propilo, 2-metilticbencilo, 3-

metiltiobencilo, 4-metiltiobencilo, 3,4-dimetiltiobencilo,

2,3-dimetiltiocbencilo, 2-{2-etiltiofenil)etilo, 2-(4-
metiltiofenil)etilo, l1-(3-propiltiofenil)etilo, 3-(4-
butiltiofenil)propilo, 4-(2-pentiltiofenil)butilo, 5-(3-
hexiltiofenil)pentilo, 6- (4d-metiltiofenil)hexilo, 1,1-
dimetil-2-(2,4-dimetiltiofenil)etilo, 2-metil-3-[2,4,6-

trimetiltiofenil]propilo, 2-metil-4-cianobencilo, 3-etoxi~4-
etoxicarbonilbencilo, 4-fenil-3-nitrobencilo, 3-fluoro-4-
metoxibencilo, 4-trifluorometil-3-ciancbencilo Y 3-
trifluorometoxi-3-fluorobencilo.

Los ejemplos del grupo fenilo el cual puede tener,
en el anillo de fenileo, de 1 a 3 grupos seleccionados del

grupo gque consiste de un grupo alcoxi inferior el cual puede
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tener un atomo de haldgeno como _sustituyente y un grupo
alquile infericr el cual puede tener un &tomo de halédgeno
como sustituyente incluyen grupos fenilo los cuales pueden
tener, en el anillo de fenilo, de 1 a 3 grupocs seleccionados
del grupo que consiste de un grupo alcoxi lineal o ramificado
gue tiene de 1 a 6 atomos de carbono el cual puede tener de 1
a 3 atomos de haldgeno como sustituyentes y un grupo alquilo
lineal o ramificado gue tiene de 1 a 6 atomos de carbono y el
cual puede tener de 1 a 3 Atomos de haldgeno como
sustituyentes tales como los grupos fenilo, 2-metilfenilo, 3-
metilfenilo, 4-metilfenilo, 2-etilfenilo, 3-etilfenilo, 4-
etilfenilo, 4-isopropilfenilo, 3-butilfenilo, 4-pentilfenilo,
4-hexilfenilo, 3,4~dimetilfenilo, 3,4-dietilfenilo, 2,4-
dimetilfenilc, 2,5-dimetilfenilo, 2,6-dimetilfenilo, 3,4,5-
trimetilfenilo, 2-metoxifenilo, 3—-metoxifenilo, 4-
metoxifenilo, 2-etoxifenilo, 3-etoxifenilo, 4-etoxifenilo, 4-
isopropoxifenilo, 3-butoxifenilo, 4-pentiloxifenilo, 4-

hexiloxifenilo, 3,4-dimetoxifenilo, 3,4-dietoxifenilo, 2,4-

dimetoxifenilo, 2,5-dimetoxifenilo, 2,6-dimetoxifenilo,
3,4,5-trimetoxifenilo, 2-trifluorometoxifenilo, 3-
trifluorometoxifenilo, 4-trifluorometoxifenilo, 2-
(bromometoxi) fenilo, 3-{2-cloroetoxi)fenilo, 4-1(2, 3-
dicloropropoxi) fenilo, 4-(4-fluorobutoxi)fenilo, 3-(5-
cloropentiloxi)fenilo, 4-(5-bromohexiloxi) fenilo, 4-(5,6-

dibromohexiloxi) fenilo, 3,4-di(trifluorometoxi) fenilo, 3,4-
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di(4,4,4-triclorobutoxi)fenilo, 2,4:di(3—cloro—2—metoxipropil)-
fenilo, 2,5~-di(3-cloropropoxi) fenilo, 2,6-di{2,2,2-
trifluocrocetoxi)fenilo, 3,4,5-tri(trifluorometoxi)fenilo, 4-

(2,2,2-tricloroetoxi)fenilo, 2-metil-4-trifluorometoxifenilo,

3-etil-4-triclorometoxifenilo, 2-metoxi-4-triflucro-
metoxifenilo, 3-etoxi-4-triclorometoxifenilo, 2-
trifluorometilfenilo, 3-trifluorometilfenileo, 4~
trifluorometilfenilo, 2-{bromometil) fenilo, 3-(2-
cloroetil) fenilo, 4-(2,3-dicloropropil) fenilo, 4-(4-
fluorobutil) fenilo, 3-(5-cloropentil} fenilo, 4- (5~
bromohexil) fenilo, 1- (5, 6-dibromohexil) fenilo, 3,4-
di(trifluorometil)fenilo,‘ 3,4-di(4,4,4-triclorobutil) fenilo,

2,4-di(3-cloro-2-metilpropil) fenilo, 2,5-di(3-cloropropil)-
fenilo, 2,0-di{2,2,2-trifluorcetil)fenilo, 3,4,5-
tri(trifluorometil)fenilo, 4-(2,2,2-tricloroetil)fenilo, 2-
metil-4-trifluorometilfenilo y 3-etil-4-triclorometilfenilo.
Los ejemplos del grupo pirreclidinil-alquilo
inferior el cual puede tener, en el anillo de pirrolidina, de
1 a 3 grupos alquilo inferior los cuales pueden tener un
grupo hidroxilo como susfituyente incluyen grupocs
pirrclidinilalquilo los cuales pueden tener, en el anillo de
pirrolidina, de 1 a 3 grupos alquilo lineales o ramificados
que tienen de 1 a 6 atomos de carbono los cuales pueden tener
de 1 a 3 grupos hidroxilo como sustituyentes y cuya porcién

alquilo es un grupo alquilo lineal o ramificado que tiene de
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1 a 6 atomos de carbono tales como los grupos [(l1, 2 o
3-)pirrolidinil]lmetilo, 2-[(1, 2 o 3-)pirrolidinilletilo, 1-
[(1, 2 o 3-)pirrolidinilletilo, 3-[(1, 2 o 3-)pirrolidinil]-
propilo, 4-[(l1, 2 o 3-)pirrolidinil]butilo, 5-[(l, 2 o
3-)pirrolidinil]pentilo, 6-[(1, 2 o 3-)pirrolidinil]hexilo,

1,1-dimetil-2-[(1, 2 o 3-)pirrolidinil]etilo, 2-metil-3-[(1,

2 o) 3-)pirrolidinil]propilo, [1-metil-(2 o
3-}pirrolidinilimetilo, 2-[2-etil-(1, 3, 4 o
5-)pirrclidiniljetilo, 1-[3-propil~ (1, 2, 4 o

5-)pirrolidinil]etilo, 3-[1-butil-{(2 o | 3-)pirrolidinil]-
propilo, 4-[{2-pentil-(1, 3, 4 o 5-)pirreolidinil]butilo, 5-[3-
hexil-(1, 2, 4 o 5-)pirrolidinil]pentilo, 6-[1,2-dimetil-(3,
4 o 5-)pirrolidinil]hexilo, 1,1-dimetil-2-[1,2,3-trimetil-(4
o 5-)pirrolidinilletileo, 2-metil-3-[l-etil-2-metil-(3, 4 o
5-)pirrolidinil]propilo, {1-(2-hidroxietil) - (2 o)
3-)pirrcolidinil)metilo, [2-hidroximetil- (1, 3, 4 o
S-)pirrolidiniljmetilo, 2-[2-hidroximetil- (1, 3, 4 o
5-)pirrolidinil]etilo, 1-[3-(3-hidroxipropil)-(1, 2, 4 o
5-)pirrolidinilletilo, 3-[{1-(4-hidroxibutil)-(2 o
3-)pirrolidinil]propilo, 4-[2-(5-hidroxipentil)-(1, 3, 4 o
5-)pirrolidinil]butilo, 5-[3-(6~hidroxihexil) - (1, 2, 4 o
S-)pirrolidinil]pentilo, 6-[1,2-dihidroximetil- (3, 4 o}
5—)pirrolid}nil]hexilo, 1,1-dimetil-2-[1,2,3-trihidroximetil-

(4 o 5-)pirrolidinilletileo, 2-metil-3-(2-(1,2-hidroxietil)-
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trihidroxibutil)-(1, 3, 4 o 5-)pirrolidinillmetilo.

Los ejemplos del grupo alquilo inferior sustituido
pcr amino el cual puede tener un sustituyente seleccionado
del grupo gue consiste de un grupo fenilo y un grupoc alquilo
inferior incluyen grupos alquilo lineales o ramificados que
tienen de 1 a © atomos de carbono sustituidos por un grupo
amino el cual puede tener 1 o 2 sustituyentes seleccionados
del grupo que ccnsiste de un grupo fenilo y un grupo alquilo
lineal o ramificado que tiene de 1 a 6 &tomos de carbono
tales Como los grupos aminometilo, 2-aminometilo, 1-
aminoetilo, 3-aminopropilo, 4-aminobutilo, 5-aminopentilo, 6-
aminohexilo, 1,1-dimetil-2-aminoetilo, N,N-dietil-2-
aminoetilo, 2-metil-3-aminopropilo, metilaminometilo, 1-
etilaminoetilo, 2-propilaminoetilo, 3-isopropilaminopropilo,
4-butilaminobutilo, 5-pentilaminopentilo, 6-hexilaminohexilo,
dimetilaminometilo, 2-diisopropilaminoetilo, (N-etil-N-
propilamino)metilo, - 2-(N-metil-N-hexilamino)etilo,
fenilaminometilo, 1-fenilaminoetilo, 2-fenilaminoetilo, 3-
fenilaminopropilo, 4-fenilaminobutilo, b5-fenilaminopentilo,
6-fenilaminohexilo, N-metil-N-fenilaminometile, 2-(N-etil-N-
fenilamino)etilo, (N-etil-N-fenilamino)metilo y 2-(N-metil-N-
fenilamino)etilo.

Los ejemplos del grupo tetrahidrofuril-alquilo
inferior el cual puede tener un grupc hidroxiloc como

sustituyente en el grupo alquilo inferior incluyen grupos
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tetrahidrofurilalquilo los cuales pueden tener un grupo
hidroxilo como sustituyente en el grupo alguilo inferior vy
cuya porcién algquilo es un grupo alquilo lineal o ramificado
que tiene de 1 a 6 atomos de carbono tales como los grupos
((Z o 3-)tetrahidrofurillmetilo, 2-[(2 o 3-)tetrahidrofuril]-
etilo, 1-[(2 o 3-)tetrahidrofuril]etilo, 3-1(2 o
3-)tetrahidrofuril]propilo, 4-((2 o] 3-)tetrahidrofurili-
butile, 5-11¢(2 o) 3-)tetrahidrofuril]pentilo, 6-[(2 o)
3-)tetrahidrofuril]lhexilo, l1,1-dimetil-2-[(2 o
3-)tetrahidrofuril]etilo, 2-metil-3-[(2 o 3-}tetrahidrofuril]-
propilo, l1-hidroxi-1-[(2 o 3-)tetrahidrofuril]metilo, 2=
hidroxi-2-[(2 o 3-)tetrahidrofuril]etilo, 2-hidroxi-1-[(2 o
3-)tetrahidrofuril]etilo, 3-hidroxi-3-[(2 o 3-)tetrahidrofuril}-
propilo, 4-hidroxi-4-{(2 o 3-)tetrahidrofurillbutilo, 5-
hidroxi-5-[(2 o 3-)tetrahidrofuril]lpentilo, 6-hidroxi-6-[(2 o
3-)tetrahidrofurillhexilo, 2-hidroxi-1,1-dimetil-2-[(2 o
3-)tetrahidrofurilletilo y 3-hidroxi-2-metil-3-[(2 o)
3-)tetrahidrofuril]propilo.

Los ejemplos del grupo fenoxi-alquilo inférior el
cual puede tener, en el anillo de fenilo, de 1 a 3
sustituyentes seleccionados del grupo gue consiste de un
grupo alquilo inferior y un grupo nitro incluyen, ademas de
los grupos fenoxi-alquilo inferior descritos anteriormente,
grupos fenoxialquilo los cuales pueden tener, en el anillo de

fenilo, de 1 a 3 sustituyentes seleccionados del grupoe que
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consiste de un grupo alquilo lineal o ramificado gue tiene de

[97]

1 a

a

atomos de carbeono y un grupo nitre y cuya porcidn
alguilo es un grupo alguilce lineal o ramificado gue tiene de

1 a 6 Aatomos de carbono tales comoe los grupos Z-

metilfencximetilo, 2-metilfenoximetilc, 4-metilfenoximetilo,

3,4-dimetilfenoximetilo, 2,3-dimetilfenoximetilo, 2,4,5-
trimetilfenoximetilo, Z-(2-ctilfenoxi)etileo, 2=-(3-
metilfenoxiletile, Z2-(4-metilfenoxi)etile, 1-(3-
propilfenoxki)etilo, 3-(4-butilfenoxi)propilo, 4- (2~
pentilfenoxi)butile, 5-(3-hexilfenoxi)pentilo, 6-(4-

metilfencxi)hexilo, 1,l~dimetil-2-(2, 4-dimetilfenoxi)etilo,
Z2-metil-3-(2,4,6-trimetilfenoxi)propilo, Z-{4d-nitro-3-
metlilfencxi)etilo, 4-nitrofenoximetilo, 3-nitrofenoximetilo,
2-nitrofencrimetilo, 2-({2-nitrofenoxijetilo, 2-{4-
nitrofencxijetilo, 1-(3-nitrofencxiletileo, 3-(d-nitrofencxi)-
propilo, 4-(2-nitrofencxi)butilo, 5-(3-nitrofenovilpentilo,
6—(4—nitrofen§xi)hexilo, 1,1-dimetil-2-(2,4~dinitrefenoxi) -
etilo y 2-metil-3-(2,4,6-trinitrofenoxi)propilo.

Los ejempleos del grupo fenil-alcanoila inferior
incluyen grupcs fenilalcancilo cuya porcion alcanoilo es un

arupc alcanoilo lineal ¢ ramificado gue tiene de 2 a € Atomos

dz  carbonc  tales come  los  grupos Z-fenilacetilo, 3=
fenilpropiconilo, 2-fenilpropiconilo, 4-fenilbutirilo, 55—
fenilpentancilo, t-fenilhexancilo, 2,2-dimetil-3-

fenilpropicnile y Z2-metil-3-fenilpropionilc.
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Los ejemplos del grupc fenilo el cual puede tener,
en el anillo de fenilo, de 1 a 3 sustituyentes seleccionados
del grupo que consiste de un &atomo de haldgenc y un grupo
algquilo inferior el cual puede tener un &atomo de haldgeno
incluven grupcs fenilo los cuales pueden tener, en 2l anillo
de fenilo, de 1 a 3 sustituyentes seleccionades del grupoc que
consiste de un atomo de haldgeno y un grupo alquilo lineal o
ramificado que tiene de 1 a & atomos de carbono el cual puede
tener de 1 a 3 4&tomos de haldgenoc tales como 1l2s grupos
fenilo, 3,4-diflucrofenilo, 2-fluorofenile, 3-bromofenile, 4-
vodofenilo, 4-metilfenilo, 2-metilfenilc, 3-metilfenilec, 2-
etilfenilo, 3-etilfenilc, 4-etilfenilo, 4-isopropilfenileo, 2-
butilfenilo, 4d-pentilfenilo, 4-hexilfenila, 3,4-
dimetilfenilo, 3,4-dietilfenilo, 2,4-dimetilfenilo, 2,5-

dimetilfenilo, 2,6-dimetilfenilo, 3,4,5-trimetilfenilo, 2-

triflucrometilfenilo, - 3-trifluorometilfenilo, 4—
trifluorcmetilfenilo, 2- (bromometil) fenile, 3-(2-
clorcetil) fenilo, 4-(2,3-dicloropropil) fenilo, 4- (4-
fluorcbutil) fenilo, 3-(5~cloropentil) fenilo, 4-(5-
bromohexil) fenilo, 4-1{5, 6-dibromohe=il) fenilo, 3,4-
di(trifluorometil)fenilo, 3,4-di{d,4,4-criclorobutil) fenilo,

2,4-di(3-cloreo-2-metilpropil)~fenilec, 2,5-di(3-cloropropil)-
fenilo, ' 2,6-di(2,2,2-trifluorcetil) fenilao, 3,4,5-

tri{trifluorometil) fenilo, 4-(2,2,2-tricleoroetil) fenilo, 2

metil-4-trifiuorometilfenilo, 3-etil-4-triclorometilfenilc,
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2-cloro-4-triflucrometilfenilo, 3-etil-4-fluorofenilo, 3-
fluoro-4-triclorometilfenilo, 2-metil-3-trifluocrometil-4-
trifluorometilfenilo, 3-fluorcfenilo, 4-flucrofenilo, 2-

bromofenilo, 4-bromofenilo, 2-yodofenilo, 3-yodofenilo, 2,3-
dibromofenilo, 2,4-diyodofenilo, 2,5-difluocrofenilo, 2,6~
diclorefenilo, 2,4,¢-triclorofenilo, 2,4-diflucrofenile, 3,5~
difluorofenilo, 2,6—difluorofenilo; 2-clorofenilo, 3-
clorofenilo, 4-clorofenilo, 2,3-diclorofenilo, 2,4~
diclorofenilo, 2,5-diclorofenilo, 3,4-diclorofenilo, 2, 6-
diclorofenilo, 3,5-dicleorofenilo, 2,4,6-trifluorofenilo vy
2,4-difluorofenilo.

Los ejemplos del grupo heterociclico saturado de 5

2

a 7 miembros formado al unir mutuamente R’ y rR*!, R® y RS2,
R*®* vy B, R¥ y R¥® o R¥ ¢ R® junto con los Atomos de
nitrégenc unidos a ellos, a través o no a través de un atomo
de nitrodgeno,. un atomo de oxigeno o un atomo de azufre,
incluyen grupos pirrolidinilo, piperidinilo, piperazinilo,
morfolino, tiomorfolino y homopiperazinilo.

Los ejemplos del grupo fenoxi-alquilo inferior el
cual puede tener, en el anillc de fenilo, un grupo alguilo
inferior como un sustituyente incluyen, ademds de los grupos
fenoxi-alquilo inferior descritos anteriormente, grupos
fenoxialguilo 1los cuales pueden tener, en el anillo de
fenilo, de 1 a 3 grupos alguilo lineales o ramificados que

tienen de 1 a 6 atomos de carbono como sustituyentes y cuya
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porcidon alquilo es un grupo alquilo lineal o ramificado que
tiene de 1 a 6 Atomos de carbono tales como los grupos 2-

metil fenoximetilo, 3-metilfenoximetilo, 4-metilfenoximetilo,

3,4-dimetilfenoximetilo, 2,3-dimetilfencximetilo, 3,4,5-
trimetilfenoximetilo, 2-(2-etilfenoxi)etilo, 2-(4-
metilfenoxi)etilo, 1-(3-propilfenoxi)etilo, 3-(4-
butilfenoxi)propilo, 4-(2-pentilfenoxi)butilo, 5-(3-

hexilfenoxi)pentilo, 6-(4-metilfenoxi)hexilo, 1,1-dimetil-2-
(2,4-dimetilfenoxi)etilo y 2-metil-3-(2,4,6-trimetilfenoxi)-
propilo.

Se prefiere mas un compuesto representadeo por 1la
férmula general (1) o una sal del mismo, en donde
X, representa un atomo de nitrégenc o un grupo -CH=,
R' representa un grupo -Z-R®,
7z representa un grupo -N(R?)-B-, un grupo -B-N(R®)-, un grupo
-Bp-0~ o un grupo -N{R%)-CO-N-(R%")-,
R?® representa un atomo de hidrégeno, un grupo alquilo
inferior gue puede tener un grupc alcoxi iﬁferior como
sustituyente, un grupo alcanoilo inferior, un  grupo
alquilsulfonilo inferior o un grupo fenil-alquilo inferior,
B representa un grupo -CO- o un grupo alquileno inferior,
By representa un grupo alquileno inferior,
R*®* representa un Aatomo de hidrégeno o un grupo alquilo

inferior,

R™ representa un A4tomo de hidrégeno o un grupo alquilo
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inferior,
R® representa un grupo

[Férmula 58]

7

R' representa un A&tomo de haldégeno o un grupo alquilo
inferior que puede tener un atomo de haldgenoc como
sustituyente,

m representa un numero entero de 1 o 2 (cuando m representa
2, dos R’'s pueden ser idénticos o diferentes) y

R? representa un atomo de hidrdégeno, un atomo de haldgeno o
un grupo alquilo inferior,

Y representa un grupo -O- o un grupo -N(R’)-,

R’ representa un Aatomo de hidrdogenc o un grupo alquilo
inferior,

A representa un grupo

[Formula 59]

ok
‘QR“

p representa 1 o 2,
R> representa un atomo de hidrdégeno, wun grupo alcoxi
inferior, un atome de halégeno ¢ un grupo alquilo inferior

que puede tener un atomo de halégeno como sustituyente,

R? representa un grupo -(T);-N(R)R!®,
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T representa un grupo -11(R'7) -R3-CO-, un grupo -B4-CO- o un

grupce —-CO-,

R representa un 4&tomoc de hidrdégeno o© un grupo alquilo

inferior,

B: representa un grupo alquileno inferior,

B; representa wun grupo algquenileno inferior o un grupo

alguileno inferior que puede tener un grupo hidroxilo como

sustituyente,

1l representa 0 o 1,

R4 representa un Aatomo de hidrdégeno o un grupo alquilo que
!

puede tener un grupo hidroxileo como sustituyente,

R'” representa (36a) un grupo oxalilo sustituidoc por

piperazinilo gue puede tener de 1 & 3 grupos seleccionados

del grupo gue consiste de un grupce fenil-alguilo inferior

(que puede tener de 1 & 3 grupos seleccionades del grupo gue

consiste de un grupo alquilendioxi inferior y un grupo alcoxi

infericr como sustituyente(s) en el anillo de fenile) y un

grupo piridil-alquilo inferior como sustituyente(s) en el

anillo de piperazina,

B y R7, junto con el atomo de nitrégeno al cual se unen,

forman un grupo  heterociclico el cual es un  grupo

piperidinilo ¢ piperazinilo,

en donde el anillo heterociclico puede ser sustituido por un

grupo selecciconado del grupo que consiste de ﬁ28) un grupc

algquilc infericr sustituido por fenilo que puede ser

2

1
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sustituido por un grupo, en el anillo de fenilo, seleccionado
del grupo que cénsiste de un grupo alcancilo inferior, un
grupo amino gque puede tener un grupo alcancilo inferior como
sustituyente, un grupc alcoxicarbonilo inferior, un grupo
cianc, un grupo nitro, un grupo fenilc, un atomo de halodgeno,
un grupoe alguilo inferior que puede tener un atomo de
haldégeno como sustituyente, un grupo alcoxi inferior que
pueds tener un Atomo de haldgeno como sustituyente, un grupo
fenil-alcoxi inferior, un grupo hidroxilo 'y un grupo
alquilendioxi inferior (49) un grupo ~(B1:CO) t-N (R**)R*! o (84)

-
P

un grupo - (0-Bs) s—CO-N(R**)R?,

Bi; representa un grupo alquilenc inferior,

Lt representa 0 o 1,

R-Y v R**, junto con el atomo de nitrégence al cual se unen,
forman un grupc heterociclico saturado el cual es un grupo
pliperidinilo o piperazinilo que, en el anillc heterociclico,
puede ser sustituido por un grupo fenil-algquilo inferior que
puede tener un grupc algquilendioxi inferior comdwsustituyente
en =1 anillo de fenilo,

B3 representa un grupo algquileno inferiocr,

s repres=nta 0 o 1,

R"° y R pueden ser idénticos o diferentes y cada uno

representa un adtomo de hidrdégeno, un grupo alquilo infericr,

un grupo fenil-alquilo inferior o un grupe imidazelil-alguilo

20
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se unen, pueden unirse uno al otro, directamente o por via de
un atomo de nitrdégeno, atomo de oxigenc o atomo de azufre
para formar un anillo heterociclico saturado de 5 a 7
miembros (en donde el anillo heterociclico puede ser
sustituido por 1 a 3 grupos fenil-alguilo inferior gque pueden
tener un grupo alquilendioxi inferior en el anillo de
fenilo) .

Por ejemplo, se prefiere ademds un compuesto
representado por la férmula géneral (1) o una sal del mismo,
en donde |
X1 representa un atomo de nitrégeno,

R' representa un grupo -Z-R%,
Z representa un grupo -N(R%)-B-,
R® representa un atomo de hidrdégeno o un grupe alguilo

inferior qué puede tener un grupo alcoxi inferior como

sustituyente,
B representa un grupo -CO-,
R® representa un grupo

[Formula 60]

R representa un atomo de haldégeno o un grupo alquilo

inferior que puede tener un Atomo de halégeno como

sustituyente,

m representa un numero entero de 1 o 2 (cuando m representa

223
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2, dos R's pueden ser idénticos o diferentes) vy
R° representa un atomo de hidrdgeno,
Y representa un grupo ~O- o un grupc -N(R%)-,

RS

representa un 4atomo de hidrégeno o un grupo alquilo
inferior,

A representa un grupo

[FOrmula 61}

/ ’><1(R3)p
—@rﬁ

p representa 1 o 2,

R® representa un atomc de hidrégeno, un grupo alcoxi
inferior, un Atomo de haldgeno o un grupo alquilec inferior
gue puede tener un atome de haldgeno como sustituyente,

R? representa un grupo - (T);-N(R'¥)R!?,

T representa un grupo —N(R”)—Bg—CO—, un grupo -B4;-CO- o un
grupo -CO-,

R' representa un &atomo de hidrégeno o un -grupo alquilo
inferior,

B; representa un grupo alquileno inferior,

By representa un grupc alquilenc inferior que puede tener un
grupo hidroxilo como sustituyente,

1l representa 0 o i,

R vy RY, junto con el &tomo de nitrégeno al cual se unen,

forman  un grupo heterociclico el cual €S un  grupo
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piperidinilo o piperazinilo que, en el anillo

puede ser sustituide por (28) un grupc alquilo

heterociclico,

inferior

sustituido por fenilo gue puede ser sustituido pPoOY un grupo

alquilendioxi inferior en el anillo de fenilo.
Otro ejemplo mas preferidec es

representado por la foérmula general (1) o una
en donde
¥, representa un atome de nitrodgeno,
r! representa un grupo -z-R%,

representa un grupo -N(R%)-B-,
R® representa un &tomo de hidrdégeno o un
inferior que puede tener un grupo alcoxi
sustituyente,
B representa un grupo -CO-; '
R® representa un grupoc

[Formula 62]

R’ representa un atomo de haldgeno o un
inferior gque ©puede tener un &tomo de

sustituyente,

un compuesto

sal del mismo,

grupc alquilo

inferier

como

grupo alquilc

haldgeno

como

m representa un numerc entero de 1 o 2 (cuando m representa

ol

B repressnta un atomo de hidrdgeno,

Y representa un grupc -0- 0 un grupo —N(RS)—,

7 . . ' -
2, dos R's pueden ser idénticecs o diferentes) vy
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R* representa un Aatomo de hidrdgeno o un  grupo alquilo
inferior,

A representa un grupo

[Férmula ©3]

/ \/\>(RB)D

5~ R?

p representa 1 o 2,

R® representa un atomo de hidrdégeno, un grupo alcoxi
inferior, un &atomo de halégeno o un grupo alquilo inferior
que puede tener un atomo de haldgeno como sustituyente,

R? representa un grupo -(T):-N(R'')R'?,

R'” representa un atomo de hidrdégeno o un grupo alquilo
inferior,

Bs representa un grupo alquileno inferiocr,

By representa un grupo alquileno inferior que puede tener un
grupo hidroxiloc como sustituyente, |

1 representa 0,

R y R, junto con el Atomo de nitrégeno al cual se unen,
forman un grupo heterociclico el cual es un  grupo
piperidinilo o piperazinilo

en donde, en el anillo heterociclico, puede estar presente un
sustituyente el cual se seleccicna del grupo que consiste de
(49) un grupo -(Bi2CO)t-N(R*°)R™! y (84) un grupo - (0-B;s)s-CO-
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B> representa un grupo alquileno inferior,

t representa 0 o 1,

R®® v R}, junto con el 4tome de nitrégenc al cual se unen,
forman un grupo heterociclico saturado el cual es piperazina
0 piperidina

en donde, en el anillo heterociclico, puede estar presente un
sustituyente el cual es un grupo fenil-alquilo inferior que
puede tener un grupo alguilendioxi inferior como sustituyente
en el anillo de fenilo,

B.; representa un grupo alquileno inferior,

s representa 0 o 1,

R?® v R?¥, junto con el atomo de nitrégenoc al cual se unen,
uno al otro, directamente o por via de un atomo de oxigeno o
dtomo de nitrdgeno para formar un anillo heterociclico
saturadoc de 6 miembros (en dende el anillo heterociclico
puede ser sustituido por 1 a 3 grupos fenilalguilec inferior
que pueden tener un grupo alqgquilendioxil inferior como
sustituyente en el anillo de fenilo).

El compuesto aromatico (1) o una sal del mismo
contenido en el inhibidor de la activacién de STAT3/5 de la
presente invencicn incluye un esterecisdémero, isdmerc odptico
y solvato (hidrato, etanoclato, etcétera).

De los compuestos aromaticos (1), un compuesto que
tiene un grupo basico se puede hacer reaccionar facilmente

con un acido convencional farmacoldgicamente aceptable para
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formar una sal. Los ejemplos de este acido incluyen acidos
minerales tales como acido clorhidrico, &cido bromhidricc,
4cicdo nitrico, acido sulfurico y é&cido fosféorico y acidos
organicos tales como acido metanosulfénico, acido p-
toluensulfdénico, acido acéetico, acido citrico, adcido
tartarico, &cido maleico, &acido fumarico, acide maldnico vy
acide lactico.

De los compuestos aromaticos (1), un compuestc que
tiene un grupo acido se puedé hacer reaccionar facilmente
con un compuesto basico, convencional, farmacoldgicamente
aceptable para formar una sal. Los ejemplos de esta sal
incluyen una sal de sodio, una sal de potasic y una sal de
calcio.

El compuesto aromatico (1) o una sal del mismo se
puede preparar de la misma manera que en el documento
W02006/014012.

A continuacidn se describira una formulacidn
medica que contiene el compuesto aromatico (1} ¢ una sal del
mismo ccmo un ingrediente activo.

La formulacién médica se obtiene al formular el
compuesto aromatico (1) o una sal del mismo en la forma de
una prep;racién farmacéutica, y mas especificamente, se
prepara usando un diluyente o un excipiente tal come un
material de relleno, expansor, sustancia aglutinante,

humectante, desintegrante, agente tensoactivo el

2

2

-t
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lubricante.

La forma de esta formulacién medicinal puede
seleccionarse de varias formas dependiendo del propodsito
terapeutice Y las formas tipicas incluyen tabletas,
pildoras, polvos, liguidos, suspensiones, emulsiones,
granulos, capsulas, supositorios e inyecciones (liquidos,
suspensicones).

El portador a ser utilizadc para formar las
tabletas puede seleccionarse ampliamente de los portadores
conocidos convencionalmente. Los ejemplos del portador
incluyen excipientes tales como lactosa, sacarosa, cloruro
de sodio, glucosa, urea, almidén, carbonato de calcio,
kaolin y celulosa cristalina, sustancias aglutinantes tales
COMmo agua, etancl, propanol, jarabe simple, una solucidén de
glucosa, una.solucién de almidén, una solucién de gelatina,
carboximetilcelulosa, goma laca, metilcelulesa, fosfato de
potasio y polivinilpirrolidona, desintegrantes tales como
almiddn seco, arginatce de sodio, agar en polve, laminaran en
polvo, bicarbonato de sodio, carbonato de calcio, éster de
acido graso de polioxietilensorbitéan, laurilsulfato de
sodio, moncglicérido de acide estearico, almiddén y lactosa,
anti—desiﬁfegrantes tales como sacarosa, estearina, manteca
de cacao y aceite hidrogenado, factores de absorcién tales
como base de amonio cuaternario y laurilsulfato de sodio,

agentes humectantes tales como glicercl Y% almidén,
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adsorbentes tales comoc almidén, lactosa, kaolin, bentonita vy
silicato coloidal y lubricantes tales como talco purificado,
estearato, acido bérico en polvo y polietilenglicol.

Ademas, las tabletas pueden ser recubiertas de una

manera convencional segun se requiera. Los ejemplos de

A

tabletas recublertas incluyen tabletas recubiertas con
azucar, tabletas recublertas con gelatina, tabletas con
recubrimiento entérico, tabletas recubiertas con pelicula o
tabletas de doble o de varias capas.

10 Los portadores a ser utilizados para formar
pildoras pueden seleccionarse ampliamente de los portadores
conocidos convencionalmente. Los ejemplos del portador
incluyen excipientes tales como glucocsa, lactosa, almiddn,
manteca de cacao, aceite vegetal hidrcgenado, caolin vy

15 talco, sustancias aglutinantes tales como goma arabiga en
polvo, tragacanto en pclvo, gelatina 1% etanol y
desintegrantes tales como laminaran y agar.

Los ©portadores a ser utilizados - para formar
supcsitorios pueden seleccionarse ampliamente de los

2 portadores conccidoes convencionalmente. Los ejemplos del
portador incluyen polietilenglicol, manteca de cacao,
alcoholesl superiores, ésteres de alcoholes superiores,
gelatina y glicéridos semi-sintéticos.

Cuando se preparan liquidos, emulsiones Y

25 =suspenslones como preparaciones rara inyeccidn, se
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esterilizan y controlan de preferencia para ser isoténicos
con la sangre. Los diluyentes a ser utilizados para formar
estas preparaciones liguidas, emulsiones y suspensiones
pueden seleccionarse ampliamente de los diluyentes conocidos
convencioﬁalmente. Los ejemplos de los diluyentes incluyen

agua, etanol, propilenglicol, alcohol iscestearilico

‘etoxilado, alcohol isoestearilico polioxilado y éster de

dcido graso de poliozietilen-sorbitan. En este caso, las
formulaciones médicas pueden contener cloruro de sodio,
glucosa o glicerol en una cantidad suficiente para preparar
soluciones isotdnicas. También pueden estar contenidos
solubilizadores, amortiguadores, analgésicos convencioconales
y similares, vy, seguin sea necesario, agentes colorantes,
conservadores, especias, saborizantes, edulcorantes %
similares, u otros productos farmacéuticos.

Aunque la cantidad del compuesto aromdtico (1) o
una sal del mismo contenida en una formulacidén médica no
esta limitada particularmente |y puede seleccionarse
adecuadamente de una amplia gama de compuestos. Es
preferible que el compuesto aromatico (1) o una sal del
mismo esté contenido en una cantidad de 1 a 70% en peso en
una formulacidn meédica.

El método para administrar una formulacidén médica
de acuerdo con 1la presente invencidén no estd limitado

particularmente. La formulacién médica puede administrarse

)
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mediante un método determinado dependiendo de la forma de la

formulacién médica, la edad del paciente, sexo,  gravedad de

la enfermedad vy ©otras condiciones. Por ejemplo, las
tabletas, pildoras, liquidos, suspensiones, emulsiones,
granulos N capsulas se administran cralmente. Las

formulaciones para inyeccidn se administran individualmente
0 al mezclarlas con un reemplazo de fluido convencional tal
como una solucién de glucosa o solucién de aminoacidos,
intravencsamente o, segin sea necesario, se administra
individualmente por la via intramuscular, intradérmica,
subcutéanea o intraperitoneal. Los supositorios se
administran al recto.

La dosis para la formulacién médica mencionada
anteriormente se puede selecciocnar adecuadamente dependiendo
del uso, edad del paciente, sexo y gravedad de la enfermedad
y otras condiciones. Tipicamente, de 0.001 a 100 mg por kg
(peso corporal) al dia, de preferencia de 0.001 a 50 mg por
g (peso corporal) al dia, se administra una vez o varias
veces al dia.

Ya que la dosificacidén descrita anteriormente
varia dependiendc de condiciones variables, la dosificacién
puede ser. més peqguefia que el limite inferior del rango
descrito anteriormente o mayor gque el limite superior del
rango descrito anteriormente.

El compuestc aromatico (1) o una sal del mismco en
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la presente invencidén tiene una accidén inhibitoria de 1la
activacién de STAT3/5 y es util como un inhibidor de la
activacidén de STAT3/S.

El compuesto aromdatico (1} o una sal del mismo
tiene una accién inhibitoria de la activacidon de STAT3 y por
lo tanto es util como un farmaco medicinal para prevenir o
tratar una enfermedad autcinmunitaria, diabetes, infeccidn,
enfermedad central, enfermedad asociada con el céancer o
psoriasis.

Los ejemplcs de la enfermedad autoinmunitaria

incluyen discrasia sanguinea autoinmunitaria (por ejemplo,

anemia hemolitica, anemia aplasica y trombocitopenia
idiopéaticay, reumatismo, lupus eritematoso sistémico,
policondritis, esclercderma, granulomatosis de Wegener,

dermatomiositis, hepatitis activa crédénica, sindroeme de
Stevens—-Johnson miasténico grave, espride idiopéatico,
enfermedad inflamatoria del intestino (por ejemplo, colitis
ulcerativa y enfermedad de Crohn},‘oftalmopatié endocrina,
enfermedad de Graves, sarcoidosis, esclerosig miltiple,
cirrosis biliar primaria, diabetes de comienzo Jjuvenil
(diabetes Tipo I), uveitis (uveitis frontal y posteroir),
queratoconjuntivitis seca, gueratoconjuntivitis vernal,
artritis psoridtica, glomerulonefritis (con y sin un sintoma
de nefrcsis, tal come sindrome nefrotico ideopatico o

nefropatia de cambio minimo).

27
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Como la enfermedad central, se puede mencionar la
enfermedad de Alzheimer.

Como la enfermedad asociada con el cancer, se
puede mencionar la caquexia.

Como la infeccion, se pueden mencionar la
infeccidn con el virus de hepatitis C (HCV, por sus siglas
en inglés) y la infeccidén con el virus de herpes asociado
con sarcoma de Kaposi (CSB, por sus siglas en inglés).

Ademds, el compuesto de la presente invencién
tiene una accién inhibitoria de la activacidn de STATS y es
atil como inhibidor de la activacidn de STATS,
especificamente como agente preventivo o de tratamiento para
enfermedades autoinmunes, alergias, inflamaciones,
hiperprolactinemia y similares mencionados anteriormente.

En la presente invencién, el compuesto aromatico
(1) o una sal del mismo se puede utilizar en combinacién con
ctro inhibider de la activacion de STAT3, inhibidor de 1la
actividad de STAT3, agente inmunosupresor, agente
antiflogistico, agente terapéutico para la diabetes, agente
terapéutico l para una enfermedad infeccicsa, agente
terapéutico para una enfermedad central, agente terapéutico
cara una enfermedad asociada con el céncer; agente
terapéutico para psoriasis, agente anti-tumoral vy agente
supresor de fibrosis.

Las patentes, solicitudes de patente Y

224
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bibliografias citadas en la presente invenciédn se incorporan
en este documento a manera de referencia.
[EjJemplo 1]

Efecto del compuesto de prueba scbre la cantidad
de STAT3 activado en el nucleo de las células Hep G2 después
de la estimulacidén con IL-6
1) Cultivo

Después de que las células Hep G2 se lavan con PBS
(=) dos veces, se lavan una vez con solucidén de
tripsina/EDTA y se separan utilizando una solucidén de
tripsina/EDTA. Las células se centrifugan y se suspenden en
un medio complementado con antibidticos (medioco MEM (FBS al
10% + antibidético (100 U/mL de penicilina + 100 pg/mL de
estreptomicina}). Después de qgque el numero de celulas se
cuenta, las células se siembran en placas de 12 pocillos a
una densidad de 1.2 x 10° células/1 mL por pocillo.

Dos dias después de la siembra, el medio de
cultivo se reemplaza poer 1 mL de medio de cultivo libre de
antibidticos (medio MEM (FBS al 10%)).

2) Adicién del compuesto de prueba

Dos dias después del reemplazo del medio, se
agrega un compuesto de prueba para obtener concentraciones
de 0, 1, 10 y 100 nM.

Tres horas después de la adicidn del compuesto de

pruska, se agrega IL-6 (Cddigo No. KTS1l02S manufacturado por
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Kamakura Techno Science Inc.) a una concentraciédn final de 0
o 500 ng/mL.

Cinco minutos después de la adicidén de IL-6, se
realiza la extraccidn per medio del usc de un Kit de
Extraccién Nuclear (Cédigo No. 4C0410 manufacturado por
Active Motif Inc.)

3) Extraccién de la fraccidn nuclear

El sobrenadante de las células se retira por
medio de succidn. Las células se lavan con 1 mlL de PBS
helado que contiene inhibidor de fosfatasa (en lo
sucesivo, inhibidor de PBS/fosfatasa) y el
sobrenadante de las células se retira nuevamente por
medio de succidn.

Las células se recolectan con un raspador de
células en 0.6 mL de inhibidores helados de PBS/fosfatasa vy
se dividen en microtubos helados de 1.5 mL.

Despues de que el microtubo es centrifugade a 4°C
y a una velocidad de 400 x g durante 5 minutos, el
sobrenadante es retirado.

Las células se resuspenden en 0.2 mL de
amortiguador hipoténico al pipetear hacia arriba vy hacia
bajo varias veces y se mantienen sobre hielc durante 15
minutoes.

A esta squensiOn, se agregan 10 pul, de un

detergente y se remolinean durante 10 segundos. Después de
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que la centrifugacidn se realiza a 4°C y a una velocidad de
20,400 % g durante 30 segundos, el sobrenadante es retirado.

A las c¢élulas resultantes, se agregan 50 uL de
Bmortiguador de Lisis Completo. La suspensidén se pipetea,
se remolinea durante 10 segundos y se agita sobre
hielo durante 30 minutos.

Después de ser remolineada durante 30
segundos, la suspensidén se centrifuga a 4°C y a una
velocidad de 20,400 x g durante 10 minutos.

El sobrenadante se divide en microtubos
helados de 1.5 mL y se almacena a -80°C.

4) La unidén de ADN se mide por medio del uso
del Kit TransAM STAT3MF (Cédigo No. 45196
manufacturado por Active Motif Inc.).

A cada uno de los pocillos de una placa de
ELISA, se agregan 30 pL de Amortiguador de Unién
Completo vy éO itL de una muestra (extraidé de un
nicleo) .

Un control ©positivo: 10 pul de extracto
nuclear de Hep G2 (2.5 mg/mL) se diluyen con 40 pL de
Amortiguador de Lisis Completo (10 pug/20 pL). Las
diluciones se prepararon a b5, 2.5, 1.25, 0.625 Y
0.313 ng/20 puL por medio de la dilucién secuencial a
la mitad y 20 upuL de diluciones se agregan a cada

pccillo.
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Pocille vacio: Se agregan 20 nL de
Amortiguador de Lisis Completo.

Después de que la placa se sella, la placa se
agita suavemente a temperatura ambiente durante una
hora, seguido por el lavado con 200 HL de
amortiguador de lavado tres veces.

Se agregan 100 pL de un anticuerpo de STAT3 vy
la placa se sella. Después de eso, la placa se agita
suavemente a temperatura .ambiente. Una hora después,
la placa se lava con 200 puL de amortiguador de lavado
tres veces. Después del lavado, se agregan 100 ui de
un anticuerpo conjugado con HRP. La placa se sella,
se agita suavemente a temperatura ambiente durante
una hora, seguido por el lavado «con 200 upL de
amcocrtiguador de lavado cuatro veces.

Después de eso, se agregan. 100 .uL de una
solucidén de desarrollo regresada a la temperatura
ambiente, la placa se incuba durante 2 a 10 minutos
protegida de la 1luz. Después de que se confirma el
desarrollo de color, se agregan 100 wpL de una
sclucién de detencidn y se determina la absorbancia a
450 nm y 630 nm dentro de 5 minutocs.

5} Los resultados de los compuestos de prueba

listados en la Tabla 1 a continuacion se muestran en

la Tabla 2.

228
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[Tabla 1]
'Compuestos de prueba
1
R F I
x> Y—A
RY” X
Compuesto de .
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u’ ) \OIQI‘: L" )
7 FaG H- N HYKL(
\ CHs
(€j. 2228) Q/.
NS eageles
)Y
8 _ FiC H- N -
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I G

El wvalor

numerico dentro de

los paréentesis es el

numero del Ejemplo en el documento WO 2006/0140C12.
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[Tabla 2}
‘Resultados
Compuesto de prueba No. ICsp (nM)

1 ' <150
2 <150
3 < 150
4 <150
5 <150
6 <150
7 <150
8 < 150

[Ejemplo 2]

Efecto del compuesto de prueba scbre la supresidn
de la fosforilacién del STAT3
(1} Células

Siempra de células

Después de que las células Hep G2 se lavan con PBS
(-) dos veces, se lavan y se retiran por medio de una solucién
de tripsina/EDTA y se retiran adicionalmente por medio de una
sclucidén de tripsina/EDTA. Las células se centrifugan y se
suspenden en un medio complementado con antibidticos (medio
MEM (FBS al 10% + antibidtice (100 U/mL de penicilina + 100
ug/mL de estreptomicina))). Después de gue el numerc de

células se cuenta, las células se siembran en una placa de 6

240
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pocillos a una proporcidn de 2.4 x 10°/2 mL por pocillo.

Dos dias después, el medioc complementadc con
antibidticos se reemplaza por un medio no complementado con
antibidtices (medio MEM (FBS al 10%)).

Tratamiento de las células con un farmacc medicinal

Dos dias después del reemplazo del medio, se agrega
un compuesto de prueba para obtener concentracicnes de (0, 1,
10 v 100 nM.

Tres horas después .de la adicién del compuesto de
prueba, se agrega IL-6 (Codigo No. KTS5102$ manufacturado por
Kamakura Techno Science Inc.) para obtener una concentracidn
de 100 ng/mL.

Recuperacidn de las células

Cincc minutos después de la adicidén de IL-6, las
celulas se lavan con PBS frio (-) dos veces, y se desprenden
de la placa por medio de un raspador. Las células se
recolectan en un microtubc de 1.5 mL por medio del uso de PBS
(-). Las células recolectadas en el microtubo de 1.5 mL se
centrifugan y el sobrenadante se retira. Las células
recolectadas en el microtubo de 1.5 mL se crioconservan en un
refrigerador criogénico hasta el uso.

Tratamiento de lisis

A las células congeladas, se agrega amortiguador de

RIPA. Las células congeladas se suspenden por medio del uso

de una jeringa de 1 mL con una aguja para inyeccién de 26G x

241
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1/2 v la solucién de suspension se deja inmévil en agua fria

durante 30 a 60 minutos. La solucidén de suspensidn de células

se centrifuga y el sobrenadante (lisado de células) se
transfiere a un nuevo tubo. El lisado de células recolectade
en el tubo se cricconserva en un refrigerador cricgénico
hasta el uso.

Medicién de la concentracién de pfoteinas

La cantidad de proteinas de cada lisadce de celulas
se mide de acuerdoc con =1 protocole adjunto a un conjunto de
reactivos para ensayo de proteinas BCA.

(2) An&dlisis de inmunotransferencia Western
PAGE (Electroforesis)

Despues de que la cantidad de proteinas de cada
lisado de células se ajusta al mismo valor, el tratamiento de
desnaturalizacion se realiza bajo condicicones reducidas.
Después de gque las muestras y un marcador mclecular se
aplican a un gel de poliacrilamida, se realiza la
=lectroforesis. ’

- Tnmunotransferencia

Después de la terminacién de la electroforesis, el
g2l se =2quilibra con la solucién a ser utilizada en la
tr%nsferencia.

Las proteinas desarrolladas sckhre el gel de
poliacrilamida se transfieren sobre una pelicula de PVDF

(difluorure de polivinilideno) por medic de un aparato de

AN
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transferencia de tipo semiseco.
Blogueo/lavadoc
Después de que la pelicula de PVDF se lava, se
remoja en amortiguador de bloqueo (BSA al 5%) para reallizar
el bloqueo.

Anticuerpo primario (Anticuerpo Fosfo-STAT3 (Ser 727) o
Anticuerpo Fosfo-STAT3 (Tyr 705) |

La pelicula de PVDF blogueada se hace reaccionar
con el anticuerpo primario.

Anticuerpc secundario (Anticuerpo enlazado con HRP anti-IgG
de conejo)/lavado

Después de ser lavada, la pelicula de PVDF se hace
reaccionar con el anticuerpo etiquetado con HRP.

Deteccidn de emisidédn de Color por medio de la ECL

Despues de que la pelicula de PVDF se lava, se
permite la emisidn del color por medio del uso de Reactivos
de Deteccidén de Inmunotransferencia Western por medio de la
ECL yv la fluorescencia se detecta por medio de LAS-3000.

De acugrdo con el metodo menciconado anteriormente, se mide
el efecto del compuesto de prueba sobre la supresidén de la
fosforilacidon del STATS.

[Ejemplo 3]

Efecto del compuesto de prueba sobre la activacidn

de STATS5 inducida con prolactina en las células 22Rvl

1} Cultivo
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Después de gue las células 22Rv]l crioconservadas se
subcultivan por lo mencs dos veces, Se someten a una prueba.
Después de cultivarse hasta la subconfluencia, las células se
lavan con D-PBS (-). Después de eso, se separan utilizando
una solucion de tripsina/EDTA y se suspenden en un medio
(medio RPMI-1640 (FBS al 10% + antibidéticos (100 U/nlL de
penicilina + 10C pg/mlL de estreptomicina)). La solucidn de
suspensidn de células se centrifuga a 150 =« g, durante 5
minutes de 20 a 25°C. El1 sobrenadante se vretira y 1la
pelotilla se resuspende en el medio. Se toma una alicuocta de
la solucidn de suspensidn de células y las células muertas se
tinen con azul de tripano. El numero de células viables se
cuenta por medio de un hemocitémetro. Se prepara una solucion
de suspensién de células que contiene 2 = 10° células/mL vy
las células se siembran en una placa de 12 pocillos a una
densidad de 2 x 10° células/mL por pocille. Las células se

cultivan en una incubadora de CO, (CO, al 5%, 37°C).

Z) Adicion del compuesto de prueba
Dos dias después de la siembra, se agrega un
compussto de prueba para obtener concentracicnes de 0 y 1000
nt.
Tres horas después de la adicion del compuesto de

prueba, se agrega prolactina humana recombinante (rhPRL, R&D

systems 1Inc.)  para obtener una concentracien de 0 o 250
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3) Extraccidn de la fracciodn citoplésmica

Quince minutos después de la adicién de la
prolactina, la extraccidén se realiza por medio de un Kit de
Extracto Nuclear (Cédigo No. 40410 manufacturado por Active
Motif 1Inc.). En 15 minutocs después de la adicidén de la
prolactina, el sobrenadante se retira y la estimulacidén con
prolactina se detiene inmediatamente al agregar 1 ml de
inhibidor helado de PBS/fosfatasa. Después de la aspiracidn
de 1 mL de inhibidor helado de PBS/fosfatasa, se agregan 0.6
mL. de inhibidor helado de PBS/fosfatasa y se centrifugan a
200 % g, durante 5 minutos a 4°C.

Después de que el sobrenadante se retira, se
agregan y se suspenden 0.2 mL de amortiguador hipoténico.
Después de que la suspensidén se mantiene sobre hielo durante
15 minutos, se agregan 10 pL de un detergente. Después de que
la solucidn se agita adicionalmente, se centrifuga a 14,000 x
g, durante un minuto a 4°C. El sobrenadante resultante
(fraccidén citoplasmica) se divide en tres placas heladas de
96 pocillos y se almacenan en un congelador de -80°C.

4) Medicidn del STATS activado

.La medicidén se realiza por medio del uso de
reactiveos unidos a un kit doméstico TransaM STAT™. Para
describir mas especificamente, a cada uno de los pocillos de
una placa de ELISA del kit doméstico TransAM STATY™, se

agregan 30 pL de Amortiguador de Unidn Completo y después de
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asto, se agregan 20 ul de la fracciédn citoplasmica. Como una
muastra para la curva de calibracidén, 12 pl de una muestra de
referencia de fraccidn nuclear celular (fraccién nuclear Nb2
(estimulada con prolactina, 2.5 pg/upl)) unida al kit
doméstico TransAM STAT™ se diluyen con 48 uL de Amortiguadoer
de Lisis Completo (a 10 pg/20 pl) y se diluyen en serie
adicicnalmente a la mitad para preparar soluciones diluidas
de 5, 2.5, 1.25, 0.625, 0.313 y 0.156 pug/z0 uL. 20 pL de cada
solucidén de diluciodn se agregén al pocillo. Comoc un pociilo
vacie, se agregan 20 ul de Amortiguador de Lisis Completo.
Despuées de la adicidn de una muestra, la placa se sella y se
agita suavemente a temperatura ambiente durante 1 hora.
Después de eso, la placa se lava con 200 ulL de amortiguador
de lavado tres veces. Enseguida, se agregan 100 puL de
anticuerpo de STATS5E, se sellan y se incuba a temperatura
ambiente sin agitacién. Una hora después, la placa se lava
con 200 puL de amortiguador de lavadc tres veces. Se agregan
100 uL de un anticuerpo conjugado con Peroxidasa de Rabano
Picante (HRP), se sella y se incuba a temperatura ambiente
sin agitacién. Una hora después, la placa se lava con 200 pL

de amortiguador de lavado cuatro veces y se agregan 100 pL d

D

una solucion de desarrcllo. La placa se incuba durante 2 a 10
minutes protegida de la luz. Después de que se confirma el

desarrcllo de coleor, se agregan 100 pL de una solucién de

detencidn. Inmediatamente después, la absorbancia a 450 nm
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(longitud de onda de medicién) y 630 nm (longitud de onda de

referencia) se determina utilizando un lector de placas.

La cantidad de

valora con base en

calcula una relacidn

STATSB fosforilado en presencia de

relativa a aquella en ausencia de un

una

(T/C%)

dimero

Curva

STATS5B fosforilado se

cada

calibracién. Ademas, se

cantidad del dimero de

fadrmaco medicinal

farmaco medicinal. Los

resultados de los compuestos de prueba listados en la Tabla 1

se muestran en la Tabla 3.

[Tabkla 3]

Compuesto de prueba No. TIC%
Objetivo (DMSO) 0 100
1 1000 nM <30
2 1000 nM <30
3 1000 niM <30
4 1000 nM <30
5 1000 nM <30
6 1000 nM <30
7 1000 nM <30
8 1000 nM <30

[Ejemplo 4]

Efecto del compuesto de prueba

sobre un modelo de

colitis inducida por dextran-sulfato de sodic (DSS)

1. Induccidn de colitis por DSS
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Después de gue los ratones hembra CS57BL/6J Jms Slc
se desarrollan preliminarmente durante una semana, los
ratones se agrupan con base en el pesco corporal (BW)
de los ratones en el dia de agrupamiento y de acuerdo
con &l muestreo aleatorio, estratificado.

El DSS {Lote No. 4556J, MP Bilomedicals) se
disuelve en agua destilada de Otsuka para preparar

una solucién de DSS al 4

e

A los ratones se les
permite beﬁer la solucidon de DSS al 4% libremente
durante 7 dias a partir del siguiente dia (Dia 2)
despues del comienzo de la administracidn para
inducir la colitis.

2. Administracidén del compuesto de pruebha y solvents

Con base en el peso corporal antes de 1la

administracién de la solucidn de DSS (Dia 1) vy el
peso corporal méas reciente despues de la
administracién de 1la solucién de DSS, cada solucidén

de administracioéon se suministra por la via oral en
una dosis de 10 ml/kg una vez al dia.

La dosis del compuesto de prueba es de 300
mg/kg.

Una sclucion de administracidén se prepara al
suspender un compuesto de prueba en una ‘solucidén de
goma arabiga al 5% para contener el compuesto de

prueba en una concentracion de 30 mag/mL.
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3. Autopsia

La autopsia se realiza en el Dia 8.
4, Recoleccidédn de sangre

Después de que la sangre se recolecta de la
vena cava posterior abdominal bajo anestesia con éter
dietvilico, se transfiere inmediatamente a un
dispositivo BD Microtainer" (Nippon Becton, Dickinsen
and Ccmpany), se mezcla al voltear la Micro-Tina y se
deja inmévil en hielo. La Micro-Tina se centrifuga
por medioc del uso de una centrifuga refrigerada
(rotor HITACHI CF9XR, T3S551) a 4°Cc vy 2,150 x g
durante 20 minutos para obtener el plasma con
heparina. El plasma dispensado se crioconserva en un
congelador {(-80°C) hasta el uso en la medicidn.
5. Recolecciédn de dbdbrganos

Despues de qgue la vena cava posterior
abdominal sé corta bajo anestesia con éter dietilico
para sacrificar a un ratén al dejarlo desangrarse, el
bazo se esciende. El peso del bazo se mide por medio
de una bascula de fuerza electrédnica. Y, el intestino
grueso se retira inmediatamente para la medicién de
la longitud intestinal ¥ la evaluacion del

encogimiento intestinal.
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6. Unidades de medicidn
Peso corporal

£l peso corporal se mide en el Dia 1 (dia del
agrupamiento), 3, 5, 7 y 8 (dia de la autopsia) por
medio de una béscula de fuer:za electrénica.

Con base en el peso corporal del Dia 1 (dia
del agrupamientec) y Dia 8 (dia de la autopsia) se
calcula un cambio en el peso corporal.

Peso del bazo

El pesoc en humedo del bazo se mide por medio
de una béascula de fuerza electrdnica.

Ademas, a partir de los resultados de
medicion del peso del bazo, se calcula una relacidn
(T/C%) del peso del bazo relativa a una relacidn de
peso del bazoe promedic de un grupo de control y una
inhibicién del aumento de peso del bazo (IR%).

Longitud intestinal

La longitud del intestino grueso se mide por
medioc de una regla.

Ademés, a partir de los resultados de
medicidén de la longitud intestinal, se calcula una
relacidén (T/C%) de la longitud intestinal relativa a
una relacidn de longitud intestinal promedio de un

grupo de control y wuna 1inhibicidén de encogimiento

intestinal (IR%).

2
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Los resultados de los compuestos de prueba se
muestran en la Tabla 4.

[Tabla 4]

Compuesto de prueba No.

Relacion de inhibicion del aumento de

peso del bazo IR (%)

9 >40
(Ejemplo 305 del documento W0O2006/014012)

10 >40Q
(Ejemplo 1105 del documento WO2006/014012)

11 >40

(Ejemplo 1503 de! documento WO2006/014012)
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REIVINDICACIONES
1. Un inhibidor de la activacidén de STAT3/S5,

caracterizado porque comprende un compuesto aromatico
5 representado por la férmula general ¢ una sal del mismo como
un ingrediente activao:

[Foérmula 1]

R! //ﬂ
\.jF_Y_A (1)

X
10

en donde X; representa un atomo de nitrdgeno o un grupo -CH=,
R, representa un grupo ~Z-R®,

Z representa un grupo -N(R¥*)=B-, un grupo -B-N{(R®) -, un grupo
-Bp-0-, un grupo

15 [Formula 2]

—mco—Y

un grupo -CO-, un grupo-CH(OH)-, un grupo -N(R%")-CO-N-{R)-,
20 un grupo -N=CH-, un grupo -N(R'")-80,-(Bs;}e-, un grupo
alquenileno inferior, un grupo -NHCO-B;-, un grupo -NHCO-Bj;-

(W)u-, un grupo -Bp-0-Bjga—, un grupo
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NN

[Formula 21

(CHa) i
/ \
—N N=—{Boga) ¢ —

0
, un grupo

[Formula 4]
—N N—(Bnj)e—
N/

, un grupo -80:-N (R*) -, un grupoc -S-, un grupo alguinileno
inferior, un grupco alguileno inferior,.un grupo -N(R"") -~ o un
grupa ~CO-NH-Biga—,

RY representa un atome de hidrégeno, un grupo alquilo
inferior gue puede tener un grupo alcoxi inferior como un
sustituyente, un grupo alcancilo inferior, un grupo
alquilsulfonile inferior o un grupo fenil-alquilo inferior,

B representa un grupo —-CO- o un grupo alquileno inferior,

Brn representa un grupo algquileno inferior,

B, representa un grupo alquenileno inferior que puede tener
un grupo feniloc ceme un sustituyente,

B- representa un grupc alguilenc inferier gque puede ser
sustituido por un grupo seleccicnade del grupo que consiste
de un grupc alcoxi inferior y un grupo fenile,

E'® representa un 4atomeo de hidrdogenc o un grupe alguilo
inferior,

91 . p \ . R
K™ representa un 4tomo de hidrogenc o un grupo alguilo
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inferior,

k'" representa un atomo de hidrégeno o un grupo alquilo
inferior,

B:-, representa un grupo alquilenc infericr o© un Jgrupo
alguenileno inferior,

e representa 0 o 1,

Bigs representa un grupo alquileno inferior,

Bisz representa un grupo alguileno inferior,

B:nx representa un grupo alquileno inferior,

B;1a representa un grupco alquileno inferior,

k. representa 2 < 3,

c representa 0 o 1,

3" representa 0 o 1,

R'™  representa un atome de hidrégeno o un grupo alquiloc
inferior,

R* representa un Aatome de hidrégenc o un grupo alquilo
infericr,

W representa un atcme de oxigeno, un grupo —-WH- o un atomo de
azufre,

1 representa 0 o 1,

R r

o
(1)

pregenta un grupo heterociclice, saturado o insaturado,
monociclico, diciclico o triciclico de 5 a 15 miembros que
tiens de 1 a 4 Atomocs de nitrdgeno, Atomes de oxigsno o

atcmos de azufre (que puede tener de 1 a 3 sustituyentes, los

cuales se seleccicnan del grupo que consiste de un grupo oxc:
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un grupo alcoxi inferior que puede tener un atomo de haldgeno
como  un sustituyente; un grupo algquilo infericor que puede
tener un atomo de haldgeno comc un sustituyente; un atomo de
haidégeno; un grupo alquilsulfonilo inferior; un grupc fenilo
gque puede ser sustituldo por un grupo alquilo inferior gue
puede tener un atomo de haldgeno en el anillo de fenilo: un
grupo alquiltio inferior, wun grupo pirrclilo, un grupo
benzoilo; un grupo alcanoilo inferior; grupo alcoxicarbonilo
inferior; y un grupoc amino que puede tener un grupo
seleccionado del grupo gque consiste de un grupe alquilo
inferior y un grupo alcanoilo inferior como un sustituyente,
en el anillo heterociclice), un grupo adamantile, un grupo
naftilo (que puede tener de 1 a 3 grupos seleccionados del
grupo que consiste de un grupce alquilo inferior, un Atomo de
haldgeno 'y 'un grupe amino que puede tener un grupo
seleccionado del grupo que consiste de un grupo alquilo
inferior y un grupo alcanciloc inferior como un sustituyente,
en el anillo de naftaleno), un grupo alquilo que puede tener
un grupo alcoxli inferior como un sustituyente, un grupo

cicloalguilo gue puede ser sustituide por un grupo

<
=

4R

leccionado del grupo que consiste de un grupo alguilc
infericr sustituidn per aminc gque pusde tener un grupe
alguilo infericr y un grupc algquilc inferior gque puede tener
un atome de haldgeno como un sustituyente, en el anillo ae

cicloalgquile, un grupo algquenilo inferior Jque puede tenar un

N
-n
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Atomo de haldégeno como un sustituyente, un grupo alcancilo
inferior, un grupo benzoilo (gue puede tener de 1 a 2 grupoes
seleccionados del grupo gue consiste de un grupo alguilo
inferior gue puede tener un atomo de haldgenc y é&tomo de
halégeno, como un sustituyente, en el anillo de fenilo), un
grupo algquilo inferior sustituide por un atome de haldgeno,
grupc cicleoalguil-alguilo inferior o un grupo

[Férmula 5]

F’' representa un Aatomo de hidrogenc, un grupo fenilo, un
grupo carboxi, un grupo hidroxilo, un &tome de haldgeno, un
grupo alquilo infericr gue puede terner un Atomo de haldgeno
como un sustituyente, un grupo fenoxi, un grupo alcoxi
inferior gque puede tener un &tomoc de haldgeno come un
sustituyente, un grupo alquilendioxi inferior, un grupo amino
que puede tener, como un sustituyente, un grupo selecciconado
del grupo que consiste de un grupo alguilo infefior, un grupe
alcancilo inferior, un grupo benzoilo y un grupo
cicloalquilc, un grupo ciano, un grupo alcanoilo inferior que
pusde tener un atomo de halégeno como un sustituyente, un
grupe alguilsulfonilo inferior, un grupo aminésulfonilo, un
Jrupo alcoxicarbonilo inferior, un grupo alcanoiloxi
inferior, un grupo alcoxicarbonilo inferior-alquilo inferior

o un  grupo hetercciclico de 5 ¢ 6 miembros saturado o
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insaturado gue tienen de 1 a 4 atomos de nitrdgeno, atomos de
oxigeno o atomos de azufre (que puede tener un grupoc OXZ0O en
el anillo heterociclico),

m representa Un numero entero de 1 a 5 (cuando m representa 2
a 5%, dos a cinco R's pueden ser idénticos ¢ diferentes) vy

R representa un &tomo de hidrégeno, un &tomo de halégeno o
un grupo alquilo inferior,

Y representa un grupo -0-, un grupo —N(R5)—, un grupo -CO0-,
un grupo -CH(OH)-, un grupo alquileno inferior, un grupo -
S(C)n- o un grupo -C({(=N-0OH)-,

R? representa wun Aatomo de hidrdgeno, un grupo alquilo
inferior, un grupo alcanoile inferior, un grupo benzoiloc, un
grupo fenil-alguilo inferior o un grupo cicloalquilo,

n representa 0, 1 o 2,

A representa un grupo

[Formula 6]

J 3¢
—C—;‘ZR“‘

O un grupoe
[Formula 7]
R

— R?
N

p representa 1 o 2,

R representa un A4atomo de hidrdgeno, un grupo alcoxi

infericr, un atomo de haldgeno, un grupo alquilo inferior que
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puzde tener un 4atomc de haldgenc como un sustituysnte, un
grupo alccxicarhonilo inferior, un grupo carbdxi, un grupo -
CONRMR!' ¢ un grupo ciano,

en donde R y R pueden ser idénticos o diferentes y cada
uno representa un  atomo de hidrdgenc, wun grupo alquiloe
inferior, un grupc ciclealquile o un grupo fenilo y R' v R'-,
junto con el Aatomo de nitrdégeno al cual se unen, pueden
unirse uno al otro, directamente < por via de un atomo de
nitrdgeno, atomo de oxigeno o dtomo de azufre para formar un
anillo heterociclico saturado de 5 a 7 miembros,

R représenta un grupo imidarzolil-zlgquilo inferior, un grupo
1,2,4-triazolil~alquilo infericr, un grupo l,2,3—triazolil—
algquilc inferior, un grupo 1,2,5-triazolil-alquilo inferior,
un  grupo pirazolil-slguilo inferior, un grupc pirimidinil-
zlguilo inferior gue puede . tener un grupo o0¥0 SCmMO  un
sustituyente en el anillo de pirimidina, un grupo 3,5~
dinxoiscoxazolidin-4-iliden-algquilo inferior, un grupo 1,2,4-
orxadiazolil-alquilo inferior gue puede tener un grupc alquilo
inferior como un sustituyente en el anillo de 1,2,4-
oxadiazol, un grupo tiazolidinil-alquilo infericr gue puede
tener un grupo oxce como un sustituventse en el anillo de
tiazolidina, un grupo

[Farmula 8]

/ N“RIB
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, un grugo
[Férmula 9)
Ran
O un grupo —(T) ,~N (R R'?,
r!> representa un 4&tomo de hidrdgenco, un grupo alguilo

inferior que puede tener un Aatome de halogeno como un
sustituyente, un grupo alcanoilo inferior que puede tener un
atomo de haldgeno COomo un sustituyente, un grupo
alcoxicarbonilc inferior, un grupo fenil-alquilo inferior que
puede tener un grupo algquilendioxi inferior como un
sustituyente en el anille de fenilc, un grupo imidazolil-
algquileo infericr, un grupo alcoxicarbonilo inferior-alguilo
inferior, un grupo <carboxi-alquile inferior, un  grupoc
benzoilo, un grupo alcancilo inferior sustituideo por
morfolino, un grupo piperazinil-carbonil-alquilo inferior gue
puede ser sustituido, en el anillc de piperazina, por un
grupo fenil-alquilo inferior que puede tener un grupo
alguilendioxi inferior como un sustituyente en el anillo de
fenilo, un grupe piperazinil-alcancilo inferior que puede ser
sustituido, en el anillc de piperazina, por un grupo fenil-
alquiloc inferior que puede tener un grupo alguilendioxi
infericy como un sustituyente en el anillc de fenilo, un

grupc alguilo inferior sustituide por morfolinccarbonilo o un
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grupo imidazcglil-alcancilo inferior,

pi3? representa un atomo de hidrégenc o un grupo hidro=zilo,

T representa un grupo alquileno inferior, un grupo —“N{RY) ~Ba-
CO-, un grupo -Bja—-N(R'¥)-C0O-, un grupo -B.-CO-, un grupoc -Q-
B--C0O-, un grupo -B¢-N(R¥™)-B+-CO-, un grupc -CO0-Bg-, un grupc
-CH({OH)~BE:—-, un grupo -CO-B1g-CO~, un grupo -CH(OH)-B{;-CO-,
ur grupoc —CO-, un grupc -S0-—- ¢ un grupoc -B-;;-CO-CQ-,

en donde R!Y representa un atomo de hidrégenc, un grupo
alquilo inferior, un grupe ciclcalguilo, un grupoe
cicleoalguilcarbonileo, un grupo alcancilo inferior que puede
tener un Atomo de haldgeno como un sustituyente, un grupe
alquenilec inferior, un grupo alcanoilo inferior sustituido
por amina que puede tener un grupo alquileo infericor como un
sustituyente o un grupo alquilsulfonilo inferiocr,

B: representa un grupo alquilenc inferior,

B|» representa un grupo alguilenco inferior,

K representa un éatomo de hidrdégeno o un grupo alguilo
inferior,

B, representa un Jgrupc alquenileno inferior ¢ un grupo
alquilenc inferior gue puede tener un grupo hidrexilo como un
sustituyente,

Q representa un atemo de oxigeno o un grupe —-S{0O)n- (en dcnde
n es lgual al descrito anteriormente),

B: representa un grupo algquilenoc inferior,

By representa un grupoe zlguilenc inferior,
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R representa un atomo de hidrdgenoc o un grupo alcanoilo
inferior,

By representa un grupo algquilenc inferior,

B; representa un grupo alquileno inferior,

Bs representa un grupec alguilenc inferior,

Bin representa un qgrupo alquiienc inferior,

B.), representa un grupoc alquileno infericr,

B-;; representa un grupo alquileno inferior,

1l representa 0 o 1,

R representa un atome de hidrégeno o un grupo algquilo que
puede tener un grupo hidroxilo comc un sustituyente,

LS

R representa (2) un grupo alquilec sustituido por un grupo
hidroxile, (3) un grupo cicloalquilc que puede tener un grupo
seleccionado del grupo que consiste de un grupo hidroxilo vy
un grupc alquilo inferior como un sustituyente, (4) un grupo
fenoxi-alquile inferior, (5) un drupo fenilo gue puede zer
sustituido, en el anille de fenileo, por 1 a 3 grupos
seleccicnados del grupo gque consiste de un grupce alquilo
inferior; un grupo alcoxi inferior que puede tener un atomo
de haldgenc comc un sustituyente; un &tome de halédgeno; un
grupco aminc-alcoxi inferior que puede tener un grupo alguilc
infericr como un sustituyente; un grupc alguilo inferior
sustituldo por un grupo hidreoxile; un grupo fenil-alguilc
inferior; un grupo alguinile inferior; un grupo amino que

puede tener un qgrupo algquilsulfoniloc inferior como un

>




10

15

25

243

sustituyente:; un grupo alquiltio inferior; un grupo
cicloalquilo; un grupo feniltio; un grupo adamantilo; un
grupo anilino que puede tener un &atomc de haldégeno como un
sustituyente en el anillo de fenilo; un grupo alcoxicarbhonilo
inferior; un grupo piperazinilo que puede tener un dJgrupo
alquilo inferior como un sustituyente en el anillo de
piperarina; un grupo pirrolidinilo que puede tener un Qgrupo
oxo como un sustituyente en el anillc de pirrclidina; un
grupo alcanoilaﬁino inferior; un grupo ciano; y un grupo
fenoxi, (6} un grupo fenoxi, (7) un grupo fenil-alquilo
inferior que puede ser sustituido, en el anillo de fenilo,
por 1 a 3 grupos.seleccionados del grupo que consiste de_un
atomo de haldgeno, un grupo alcoxi inferior gue puede tener
un adtomo de haldgenc como un sustituyente y un grupo alquilo
inferior, (8) un grupo fenil-alquilo inferior que tiene un

grupc alquilendioxi inferior <como un sustituyente en el

anillo de fenilo, (10) un grupc alquilo inferior sustituido
por alcoxicarbonilo inferior, (11} un grupo alquilo inferior
sustitulde por carboxi, (12) un grupe amino gque puede tener

un grupc alcanoilo inferior como un sustituyente, (13) un
grupo 1,2,3,4-tetrahidroquinolilo que puede tener de 1 a 3
grupos seleccionados del grupo que consiste de un grupo oxo,
un grupo alcoxi inferior y un grupo alquilendioxi inferior
como un sustituyente(s) en el anillo de tetrahidroquinolina,

(14) un grupo cicloalquil-alquilo inferior, (15) un grupo
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piperazinil-alcanoile inferior qué puede ser sustituido, en
2l anillo de piperazina, por un grupo fenil-alquilo inferior
gque puede tener un grupo alguilendioxi inferior como un
sustituyente en el anillo de fenilo, (16) un grupo piridil-
alguilo inferior, (17) un grupo alquilec inferior sustituido
por un grupo amino que puede tener un grupo seleccionado del
grupo que consiste de un grupo alquilo infericr y un grupo
alcancilo inferior como un sustituyente, (18) un grupo alcoxi

inferior-alquilo inferior, (19) un grupo imidazolilo, (20) un

grupo imidazolil-alquile inferior, (21} un grupc alqgquilo
inferior sustituido por 1,2,3,4-
tetrahidrcocisoquinolilcarboenilo, (22) un grupc

piperidinilcarbonilo gque puede tener un grupce seleccionado
del grupo gue consiste de un grupo alcoxicarbonilo inferior,
un gqrupo fenili-alquilo inferior y un grupo furil-alquilo
inferior como un sustituyente en el anillo de piperidina,
(23) un grupo tiazeclidinil-alcancilo inferior gque puede tener
un grupo ©Oxo come un sustituyente en el anillo de
tiazolidina, (24) un grupo piperidinilo que puede ser
sustituide, en el anillo de piperidina, por un grupo
seleccionado del grupo .que consiste de un grupo
alcoxicarbonile inferiocr, un grupo fenil-alquile inferior, un
grupo alquilo inferior, un grupo benzoilo y un grupo furil-
alquilo infericr, (25) un grupo carbonil-alquilo inferior

sustituido por un grupo
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[Foérmula 10]

(X

, [(26) un grupo carbonil-alquilo inferior sustituido por un
5 grupo

[Formula 11]

NH
—N )

N
H (R™) 4

10 (27) un grupo —CO—Bm~N(Rm)Rﬂ, (26a) un grupo pirroclidinil-
alguilo inferior, (27a) un grupo morfolinc-~alguilo inferior,
(28a) un grupo fenil-alquenilco inferior, (29a) wun grupo
anilinocarbonil-alguilo 1inferior gque puede tener un Jgrupo
algquilo inferior como un sustituyente en el anillo de fenilo,

15 (30a) un grupo indolile, (3la) un grupo piperazinil-alquiloc
infericor que puede tener, como un sustituyente en el anillo
de piperazina, un grupo seleccionado del grupo cue consiste
de un grupo algquile inferior vy un grupo fenil-alqguilo
inferior que puede ?ener un grupo alquilendioxi infericr como

20 un sustituyente en el anillc de fenilo, (32a) un grupe
amidinc-alquilo infericr gque puede tener un dJrupc alquilo
infericr como un sustituyente, (33a) un grupo fluorenilo,
(34a) un grupc carbazelilc que puede tener un grupo alguilo

infericr como un sustituyente en el anillo de carbazol, (35a)

A
2]

un grupo amidino gue puede tener un grupe alguilo inferior
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como un sustituyente, (36a) un grupo oxalilo sustituide por
piperazinilo que puede tener de 1 a 3 grupos seleccionados
del grupo gque consiste de un grupc fenil-alguilo inferior
(que puede tener de 1 a 3 grupos seleccionados del grupo que
consiste de un grupo alquilendioxi inferior y un grupo alcoxi
inferior como un sustituyente(s) an el anillo de fenilo) y un
Jqrupo piridil-alquilo inferior como un sustituyente(s) en el
anille de piperazina o (37a) un grupo alguile inferior
sustituido por ciano,

B representa un grupo oxo © un grupo fenilo,

4 representa un numerc entero de 0 a 3,

B-5 representa un grupo alquileno inferior,

R** v R, junto con el atomo de nitrégeno al cual se unen,

pueden unirse uno al otro, directamente o por via de un &tomo

o

M

nitrégeno, atomo de oxigenc o atomo de azufre para formar
un grupc heterociclico saturado de 5 a 7 miembros, en donde,
en el anillo heterociclico, de 1 a 3 grupos fenil-alquilo
inferior gue pueden tener un grupo alquilendioxi inferior en
el anilloc  de fenilo, pueden estar presentes como un
sustituyente{s),

Ry R'7, junto con el atomo de nitrdgeno al cual se unen,
pueden unirse uno al otro, directamente o por via de un atomo
de nitrogeno, 4tomo de oxigenc o atomo de azufre para formar
un  anillo heterociclico de 5 a 10 miembros saturade o

insaturadc; o un grupo
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[Férmula 12]

-00

=2n donde, en =l anillo hetercciclico, puedsn estar presentes
de 1 & 3 sustituyentes los cuales se seleccicnan del grupo
gue consiste de (28) un grupo alquilo inferior sustituido por
fenilo, el cual tiene de 1 a 2 grupos fenilo que pueden ser
sustituides por 1 a 3 grupos en el anillo de fenilc,
seleccionado del grupo gue cdn;iste de un grupo alcancilo
inferior, un grupo amino que puede tener un grupo alcanoilo
inferior como un sustituyente, un grupo alcoxicarbonilo
inferior, un grupc ciano, un grupe nitro, un grupo fenilo, un
atome de haldgeno, un grupo alquilo inferior que puede tener
un atomo de haldgeno como un sustituyente, un grupce alcoxi
inferior que puede tener un Aatcmo de haldgenc come un
sustituyente, un grugo fenil-alceoxi inferior, un  grupo
hidroxilo y un grupo alquilendioxi inferior y gue puede tener
un grupo piridilo en el grupo alquile inferior, (29) un grupo
carbamoilo, (30) un grupo piridil-alquile inferior que puede
tener, como un sustituyente(s) en el anillo de piridina, de 1
a 3 grupcs seleccionados del grupe gue consiste de un grupc
hidrozilo y un grupo alguilo infericr gque puede tener un
grupo hidroxilo como un sustituyente, (31) un grupo pirrolil-
zlquilo inferior que puede tener de 1 a 3 grupos alquilo

inferior come un sustituyente(s) en el anillc de pirrol, (32)
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un grupo benzoxazolil-alquilo inferior, (33) un  grupo
henzotiazolil-alquilo inferior, (34) un grupo furil-alguilo

inferior, (35) un grupo benzoilo que puede ser sustituido, en
2]l anillo de fenilo, por 1 a 3 grupos seleccicnados del grupo
gue consiste de un grupo ciano, un grupo amino gue puede
tener un grupo alquilsulfenile inferior como un sustituyente,
un atomo de haldgeno, un grupo alcoxi inferior, un grupo
alquilo inferiocr que puede tener un atomo de haldgeno comc un
sustituyente, un qrupo tiazolidinil-alguileo inferior que
puede tener un grupo C©xCo como un sustituyente en el anillo de
tiazolidina, un grupo tiazolidiniliden-alquilo inferior gque
puede tener un grupo oxo como un sustituyente en el anillo de
tiazolidina y un grupo alquilendioxi inferior, (36) un grupo
pirimidiniio, {37) un gfupoc pirazinilo, {38) un grupo
piridilo, (29) un grupo alcoxicarbonilo inferiocr, (40) un
grupo tiazolidinil-alcancilo inferior que puede ser
sustituido, en el anillo de tiazolidina, por -un grupo
seleccionado del grupo gue consiste de un grupo oxo y un
grupo

[Formula 131
Ra
RY

(en donde R* y R® cada uno representa un grupo alqullo
inferior), (41) un grupc alquilo inferior que puede tener un

grupo seleccionado del grupo gque consiste de un grupa
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hidroxile y un atomo de haldgenc comc un sustituyente, (42)
un  grupo alcanoilo inferior que puede tener un atomo de
halégene como un sustituyente, (43) un grupo fenilo gque puede
ser sustituido, en el anillo de fenilo, por 1 a 3 grupaos
seleccionados del grupo que consiste de un grupoc carbamoilo
gue puede tener un grupo seleccionado del grupo que consiste
de un grupo alcoxi inferior-alquilo infericr y un grupo
alquilo inferior, un grupo alcczicarbonilo inferior, un grupo
carboxi, un grupo ciano, un grupo fenile, un Aatomc de
halégeno, un grupo alquilce inferior gue puede tener un atomo
de haldgeno como un sustituyente, un grupc alcoxi inferiocr
que puede tener un atomo de haldgeno como un sustituyente, un
grupo benzoilo gue puede tener un atomo de haldgeno como un
sustituyente en el anillo de fenileo, un grupo fenil-alguile
infericor gue puede tener un atomo de haldgeno como un
sustituyente en el anillo de fenile vy un grupo hidroxilce,
(44) un grupo fenilo gue puede tener un grupo alguilendioxi
inferior como un sustituyvente en el anillc de fenilo, (45) un
grupo naftil-alquile inferior, (46) un grupo fenoxi gue puede
ser sustituido, en el anillc de fenilo, por 1 a 3 grupos
seleccionados del grupoc que consiste de un grupo ciano, un
grupe alguilo infericr gque puede tener un &tomo de haldgeno
como un sustituyente y un grupo alcoxi inferier que puede
tener wun atomo de haldgeno como un sustituyente, (47) un

grupo fenoxi-alquilo inferior, (42) un grupo fenil-alcoxi
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infericr que puede ser sustituido, en el anille de fenilo,
por 1 a 3 grupeos seleccicnades del grupo que consiste de un
dtomo de halégeno, un grupo alquilo inferior que puede tener
un atcme de halédgeno como un sustituyente y un grupo alcoxi
infericr gque puede tener un atome de haldgeno como un
sustituyente, (49) un grupo - (B;;CO)t-N(R"%)R-', (50) un grupo
-(COYo-B1:-N(R™)R"?, (S51) un grupo alquilo inferior sustituido
per 1,2,3,4-tetrahidronaftilo que puede ser sustituide, en el
anillo de 1,2,3,4-tetrahidronaftaleno, por 1 & 5 grupos
alguilo inferior como un sustituyente(s), (52) un grupo
cicloalquilo que puede tener un grupo hidroxilo como un
sustituyente, {53} un grupo piperidinilo que puede ser
sustituido, en el anillo de piperidina, por 1 a 3 grupos
alquilc inferior como un sustituyente(s), (54) un grupo
quinolil-alquiloc inferior, (55) un grupo 1,2,3,4-tetrazolil-
alquilo inferior que puede tener un grupo seleccionado del
grupo que consiste de un grupo alquilo inferior y un grupo
fenil-alquilo inferior como un sustituyente en el anillc de
tetrazel, (56) un grupe tiazolil-alquile inferior que puede
tener un grupo fenilo como un sustituyente en el anillo de
tiazol, (57) un grupo benzoil-alquilo inferior que puede
tensr de 1 a 3 grupos seleccicnados del grupo que-consiste de
un grupo alcoxi infericr y un Atomo de halégeno come un
sustituyente(s) en el anillo de fenilo, (58) un grupo

plperidinil-alquilo inferior que puede tener un grupo alquilo
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inferior como un sustituyeﬁte en el anillo de piperidina,
(59) un grupo 1imidazolilo que puede tener de 1 a 3 grupos
fenilo como un sustituyente(sf en el anillo de imidazol, (6€0)
un grupc bencimidazolilo gque puede tener de 1 & 3 drupos
alguilo inferior como un sustituyente(s) en el anillo de
bencimidazol, (61) un grupo piridil-alcoxi inferior, (62) un
grupo 1,2,3,4-tetrahidroquinolil-alguilo inferior que puede
fener un Jrupo o©xo como un sustituyente en el anillo de
tetrahidroguinolina, (63) un grupo 1,3,4-oxadiazelil-alquilo
inferinr gue puede tener un grupo oxXo como un sustituyente en
el anille de 1,3,4-oxadiazol, (64) un grupo ciclecalquil-
alquile inferior, (65) un grupo tetrahidreopiranilo, (66) un
grupo tienil-alquilo inferio;, {(67) un grupo

pirimidinilcarbenile gue puede tener un grupoc o©oxo comoe un

sustituyente  en el anillo de pirimidina, (68) un grupo
hidroxileo, (€9%) un grupo carbexi, (70) un grupo alcoxi
inferior-alquile inferior, (71) un grupo alcoxi inferior-
alcozi 1inferior, (72} un grupo benzoiloxi, (73) un grupo
alcoxicarbonileo inferior-alcoxi inferior, {74) un  grupo
carbori-alcoxl inferior, {75) un  grupc fenoxi-alcancilo
inferior, (7¢) vun grupe 1,2,3,4-tetrahidroguinclilcarbonilo

gque puede tener un grupo oo Como un sustituvente en el
anillo de tetrahidrogquinolina, (77) un grupo fenilsulfonilo,
(73) un grupo imidazclil-alcancile inferior, (79) un grupo

imidazolil-alquiloe inferior, (80) un grupo piridilcarbenilo,
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(21) un grupo imidazolilcarbenilo, (82) un  grupo
alcocxicarbonilo inferior-alquilo inferior, (83) un grupc

carboxi-alquilo infericr, (84) un grupo - (0=B;5) s-CO-N (R“*) R*7,
(85) un grupo -N(R™®)-CO-Bi.-N(R"*)R®®, (86) un grupo -N(R™)-
BN—CO*N(Rx)Rw, (87) un grupo benzoxazclilo, (88a) un grupo
benzotienilo, (89%a) un grupc oxo y (%0a) un grupo 1,2,3,4-
tetrahidroquinolilo gque puede tener un grupo OXo Ccome un
sustituyente en el anillo de tetrahidroquinolina,

Bi; representa un grupo alguileno inferior,

t representa 0 o 1,

p" y P! pueden ser idénticos o diferentes y cada uno
representa un Aatomo de hidrdgeno; un grupo amino que puede
tener un grupo alcoricarbonile inferior como un sustituyente;
un grupe benzoilo que puede tener de 1 a 3 grupos alcoxi
inferior como un sustituyente(s) en el anillo de fenilo; un
grupo algquilo inferior; un grupo alquilo inferior dque tiene
de 1 a 2 grupos fenilo gque puede ser sustituido, en el anillo
de fenile, por 1 a 3 grupos seleccionadocs del grupc que
consiste de un grupo alcoxicarbonile inferior, un grupo
ciano, un grupo nitro, un grupo fenilo, un atomo de haldgeno,
un grupo alquilo inferior gque puedes tfener un Atomo de
haldégeno como un sustituyente, un grupo alcoxi inferior gue
puede tener un atomo de haldégenc como un sustituyente v un
grupo alguiltio infericr; un grupo fenilo que puede ser

sustituido, en el anille de fenilo, por 1 a 3 grupos
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seleccionados del grupo que consiste de un grupo alcoxi
inferior gue puede tener un atomo de naldgeno como un
sustituyente y un grupo algquilo inferior gue puede tener un
Atomo de haldgeno como un sustituyente; un grupo
alcoxicarbonilo inferior; un - grupoc cicloalquil-alquilo
inferior; un grupo pilrrolidinil-algquilo inferior gue puede
tener de 1 a 23 grupos alquilo inferior que pueden tener un
grupc hidroxile come un  sustituyente en el anillec de
pirroclidina; un grupo algquilo inferior sustituideo por amino
gque puaede tener un grupo seleccionado del grupo gue consiste
de un grupco fenilo y un grupo alguilo inferior como un
sustituysnte; un grupo alguile 1inferior sustituide por
1,2,3,4-tetrahidronaftilo que puede tener de 1 a 5 grupos
alguilc inferior como un sustituyente(s) en el anillo de
1,2,3,4-tetrahidronaftaleno; un grupo naftil-alquilo
inferior; un grupo piridil-alquile inferior; un  grupo
quinolil-alguile inferior; un  grupo 1,2,3,4-tetrazolil-
alguilo inferior que puede tener de 1 a 3 grupos
selecclonados del grupo que consiste de un grupo alquilo
inferior N un  grupo fenil-algquilo inferior come un
sustituyente(s) en el anillo de tetrazol; un grupc 1,2,4-
triazolil-alquile inferior; un grupo tetrahidrofuril-alquilo
inferior gue puede tener un grupo hidrexilo como un
sustituyente en el grupo alquilo inferior; un grupo fenoxi-

alquilo inferior que puede tener de 1 a 3 grupos
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seleccionados del grupo gque consiste de un grupo alquilo
inferior y un grupo nitro como un sustituyente(s) en el
anillo de fenile; un grupo fenil-alcancile inferior; un grupo
alcanocile inferior gue puede tener un &tcmo de haldgeno como
un sustituyente; un grupo imidazolil-alcanoileo inferior; un
grupo alcoxicarbonilo inferior-alguile inferior; un grupc
piridilo; o un grupo carboxi-alquilo inferior o© wun grupo
cicloalquile; v R y B“Y, Juntc con el &tomo de nitrdgenc al
cual se unen, pueden unirse uno al otro, directamente o por
via de un atomo de nitrdgeno, atomoc de oxigeno o atomo de
azufre para formar un anillc heterociclico saturado de 5 a 7
miembros (en donde, en el anillo heterociclico, pueden estar
presentes de 1 a 3 sustituyentes, los cuales se seleccicnan
del grupo gue consiste de un grupo alquilo inferior, un grupo
fenilo que puede tener de 1 a 3 grupos seleccionados del
grupo que consiste de un atomo de haldgenc y un grupo alquilo
inferior gue pusede tener un 4atomo de haldgeno comc un
sustituyente(s) en el anillo de fenilo y un grupo fenil-—
alquile inferior que puede tener un grupc alqguilendioxi
inferior como un sustituyente en el anillo de fenilo),
¢ representa 0 o 1,

P13 representa un grupo alguileno inferior,

R™- y R pueden ser idénticos o diferentes y cada uno
repfesenta un atomo de hidrégenc, un grupoc alquile inferior,

un grupo benzoilo que puede tener de 1 a 3 grupos alcoxi
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infericr como un sustituyente(s) en el anillo de fenilc, un
grupo fencxi-alguilec inferior gque puede tener un grupo
alquilo inferior como un sustituyente en el anillo de fenilo,
un grupo fenil-alguilo inferior o un grupo fenilo o R y R,
junto con el &tomo de nitrdgeno al cual se unen, pueden
unirse uno al otro, directamente o por via de un atomo de
nitrégenc, atomce de oxigenc o Atomo de azufre para formar un
anillo heterocicliceo saturado de 5 a 7 miembros (en donde, en
el anillo heterocciclico, pueden estar presentes de 1 a 3
sustituyentes, los cuales se seleccionan del grupo gque
consiste de un grupo alquilo inferior y un grupo fenil-
alquilo inferior gue puede tener un grupco alquilendioxi
inferior como un sustituyente en el anillo de fenilo),

By representa un grupo alquileno inferior,

5 representa’'0 o 1,

t A

B=" y R pueden ser idénticos o diferentes y cada uno
representa un atomc de hidrdégeno, un grupo alquile inferior,
un grupo fenil-alguilo infericr o un grupo imidazolil-alguiloc
inferior y R*® y R, junto con el atomc de nitrégenc al cual
g2 unen, pueden unirse unc al otro, directamente o por via de
un atomo de nitrédgeno, &atomo de oxigeno o Atomo de azufre
para formar wun anille heterociclico saturadoe de 5 a 7
miembros, (en donde, en el anillc heterociclico, de 1 a 3

grupos fenil-alquilc inferiocr gue pueden tener un grupo

alquilendioxi inferior como un sustituyente, pueden estar
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presentes en el anillo de fenilo, como un sustituyente(s)),

P:B

representa un A&tomo de hidrdégeno o un grupo alquilo
inferior,

B¢ representa un grupc alquileno inferior,

R v R*Y, Junto con el atomo de nitrdgeno al cual se
unen, puedsen unirse uno al otreo, directamente o por

via de un Aatomc de nitrégeno, atomo de oxigeno ©

atomo de azufre para formar un grupo heterocciclico

saturadoc de 5 a 7 miembros, en donde, en el anillo
hetercciclico, pueden estar presentes de 1 a 3
sustituyentes, los cuales se seleccicnan del grupec

gue consiste de un grupo alguilo inferior, un grupo
fenilo y un grupo fenil-zalguilec infericr gue puede
tener un grupo alguilendioxi inferior como un
sustituyente en el anillo de fenilo,

R°" representa un &tomo de hidrdégeno © un grupo
alguilo inferior,

Biy representa un grupo alguileno inferior,

R*- y R’, junto con el Atomo de nitroégeno al cual se
unen, pueden unirse uno al otro, directamente o por

via de wun 4atomo de nitrégeno, Atomo de oxigeno o

dtomo de azufre para formar un grupo heterociclico
saturado de 5 a 7 miembros, {(en donde, en el anillo
heterociclico, pueden estar presentes de 1 a 3

sustituyentes, 1los cuvales se seleccionan del grupo
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gue consiste de un grupo alquilo infericr, wun grupo
fenilo v un grupo fenil-alguilc inferior que puede
tener un Jrupo alquilendiozi inferior cocmo un
sustituyente en el anillo de fenilo), con la
condicidn gue el compuesto mencionado antericrmente o
una sal del mismo satisface los sigulentes
regquerimientos (1) a (v):

(i3 cuando X1 representa un grupo —-CH=,
entonces R; representa un atomo de hidrdgeno;

{ii) cuando X; representa un grupo -CH=, 1
representa 1, T representa -CO- y R'® representa un
atomo de hidrdgenc o un grupo alquilo gque puede tener
un grupo hidroxilo como un sustituyente, R'?
representa el grupo (24);

(1iii} cuando X; representa un grupo -CH=, 1
representa 1 y T representa -N(R!'’)-B;-Cco-, R'* y R!7,
Jjunte con el atomo de nitrdgeno al cual. se unen,
pueden unirse unco al otro, directamente 6 por via de
un atomo de nitrégeno, Aateomo de oxigeno o atome de
azufre para formar un anille heterociclico de 5 a 10
miembros saturado ¢ insaturado, en donde, enn el
anillce heterociclico, de 1 a 3 grupocs de (28) estan
presentes como un sustituyente(s);

(iv) cuando ¥ representa un adtomo de

nitrogensc y 1 representa 0 o cuando ¥, representa un
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(9]
as

dtcmo de nitrdgeno, 1 representa 1 y T representa -

~0- o -S0-, R!Y no es un grupo (5), (7)), (19) o (20);
.

(v) cuando R" representa un grupo
cicloalgquilo que puede tener en el anillo de

cicloalguilc, un sustituyente seleccicnado del grupo que
consiste de un grupo alguilo inferior sustituido por amino
que puede tener un grupo algquilo inferior y un grupo alquilo
inferior que puede tener un atomo de haldgeno como un
sustituyente, R’ representa un agrupo - (T)},-N(R™)R'™ (en donde
T y 1 son iquales a los descritos anteriormente y R y RYS,
junto con el &tomo de nitrégeno al cual se unen, pueden
unirse unc al otro, directamente o por via de un &tomc de
nitrdgeno, atomo de oxigenc o atomo de azufre para formar un
anillo hetercociclico saturado de 5 a 10 miembros; o R y R'®

forman un grupo

[formula 14]

-00

z. El inhibidor de conformidad cen la
reivindicacién 1, caracterizado porque comprende un compuesto
seleccionade del grupo que consiste de los  compuestos
representados por las férmulas generales (1-1) a (1-7)

postericres © una sal del misme como un ingrediente active:
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259 .
R\ RS ‘R\
| z o 2 o 2
b R A R Pra: R
R BN\(\/l R BN\L//” N R BNT\/" o
——0—A ——N—A ——C0—
-~ S P
7 X R X;
(1-1) (1-2) (1-3)
R‘ﬁ 'RS RH
u | 2 | -
6 R G R 6 R
R BN\ljifyﬁ R BN\ijﬁyﬁ R BN\Wjifyf o
——CH—A —— YA ——S(0) ,—
X xS A
N f!)H Xq \;
(1-4) (1-5) (1-6)
RS
{ o
(8 R
R BN\(\/n
——C—A
S
XL N-OH

en donde Y; representa un grupo alquilenc inferior.

3. El inhibidor de conformidad con la
reivindicacién 1, caracterizado porque comprende un compuesto
seleccionado del grupo gue consiste de los compuestos
representados por las foérmulas generales (1-8) a (1-14)

posteriores o una sal del mismo como un ingrediente activo:
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Rlﬂ Rls ) RIR .
B R* By R" 5 R“
R Naf/n RONB //“ R st/n
——0—A ——N—A ——C0—A
e X~ X,
\; R & X7
(1-R) (1-9) (1-10)
H(S RIS R: |
oy R- 6 R* 5 R?
RONB_#5/ RNB_24 R°NB /4
D —a D A ——s5(0),—A
>~ xS x g T
T o X N
(1-11) (1-12) (1-13
RS
N a
[n] R
R"NB //n
—C A
x|
X1 N-OH
(1-11)

en donde Y; representa un grupo alguileno inferior.
4. E1l inhibidor de conformidad con
reivindicacion 1, caracterizadoc porgue comprende

compuesto seleccionado del grupo gue consiste de

la

un

los

compuestos representados por las foéormulas generales (1-15)

a (1-21) posteriores o une sal del mismo CQmOo

ingrediente activo:

un
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B R" 6
RS0-By RO0-By
\L/Zn—o —A \(\/LN —A
N ) S ) | !

.‘\'1 X1 R5 Kl

(1-15) (1-16)

en donde Y3 representa un grupo alguileno inferior.

5. El inhibidor de conformidad con la

reivindicacién 1, caracterizado porqgque comprende un Ccompuesto

seleccionado del grupc que consiste de los compuestos

representadeos por las formulas generales (1-22) a (1-28)

posteriores ¢ una sal del mismo como un ingrediente activo:
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R“EEZLCDNH k- RHEEZLCONH R* RGE;ZLCONH

Rf:'
\‘:g—O“A g $—A x D —A

AY X R X

{(1-22) (1-23) (1-21)

5 . 2 ) o . 2
R”ng:CDNH R R”jSZLCDNH R th;ZLCONH R

e TURan il €
\-;—l]H—A . Ya—A . S0 —A

XU o Xi X1

(1-25) (1-26) (1-27)
: ’//ﬁ
1o ——C—A
S|

2n donde Ys; representa un grupc alguileno inferiaor.
6. El inhibidor de conformidad con la

15 reivindicacién 1, caracterizado porqgue comprende un compuesto

n

eleccionado del grupo gue consiste de los compuestos
representados por las fdormulas generales (1-29) a (1-35)

pecsteriores ¢ una sal del mismo como un ingrediente activo:
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B R B~ R 6_ R
RE-CO) % RE-CO % R Co\f\/“
\‘:y—U—A \~jT—T_A \“) Co—A
\; XP K]
(1-29) (1-30) (1-31)
O 2 6_~ R* B_ R®
R U)\(\/l R L(]\(\/n R (_O\(\/' (
—i—CH—A ——Va1—A ——S(0),—A
A S A
X Ol X1 Xi
(1-32) (1-33) (1-34)
b R*
R (‘Of\/n
—5—C—A
x A
X N-on
{1-35)

en donde Y; representa un grupo alquileno inferior.

7. El inhibidor de conformidad con la
reivindicacidn 1, caracterizado porgue comprende un compuesto
gseleccionado del grupo gue consiste de los compuestos
representados por las férmulas generales (1-36) a (1-42)

posteriores o una sal del mismo como un ingrediente activo:

N
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H? I@ Pp 5
o R 6_(- R” b_ R*
R LH\L/\/“ R Ln\f\/n R \(/n .
——0—A ——N—A —— (0 —,
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N 57 b 57
(1-38) (1-37) (1-38)
> 1O IP IW
6_ R* 8 R 6_ R-
- - R>=Cll
R™-Cl] ///ﬁ ~ R*-CH ’//ﬁ | C \Fféﬁ
\'-)—%H—A \’)—\5—A \'—)—‘5(0)”‘.’\
ool X1 X
(1-39) (1-40) (1-41)
10
| 2
10 it R
R (H\(\/n
——C—A
S
AU N0l
(1-42)
en donde Y; represanta un grupo algquileno inferior.
15 8. El inhibidor de conformidad con la

reivindicacién 1, caracterizado porque comprende un Compuesto

selecciconado del grupc gque consiste de 1los compuestos
representados por las férmulas generalas (1-43) a (1-49)

posteriores o una sal del mismo como un ingrediente activo:
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\; X] R5 \1
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A \’)J 3 x A no
Moo X A
(1-46) (1-47) (1-48)
R‘Jb R()\\
] R2
W i Ay
10 | NCON\(\/H
——C—A
S
X N~OH
(1-49)

en donde Y: representa un grupo alquileno inferior.

15 9. © El tnhibider de conformidad con la
reivindicacidén 1, caracterizado porgue comprende un compuesto
seleccionade del grupo gue consiste de los compuestos
representados por las férmulas generales (1-50) a (1-%6)

postericres o una sal del mismo como un ingrediente activo:
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R-HC=N s /WRH RE-HC=N AR" |<‘3—11C=N\(\4R"
] B | il
A k¢t R? Xy
(1-50) (1-51) (1-52)
B re R* 6 yyre R* b R-
R®-HC=N~__z 4 RO-HC=N. > RO-HO=N.__~ %
\;j‘ﬁﬂ—A \gjrﬂg—A \{j—ﬂ(mn—ﬁ
NDOOH 1 Y
(1-53) (1-54) (1-55)
RE-HC=N_z /R2
j\/\——n_“_rwA
= ) |'
A N-0H

(1-56)

en donde Y, representa un grupo alquileno inferior.

10. E1 inhibidor de conformidad con la

reivindicacion 1, caracterizado porgue comprende un compuesto
selecciconado del grupo que consiste de los compuestos
representados por las fdérmulas generales (1-57) a (1-63}

posteriores o una sal del mismo como un ingrediente activo:
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[a]
[w2Y

§](la l?lt)ﬂ T]t\,\
q - R2 1 R: 6 —Qr
R*~(B21,) o=S0N R¥={Brn.) o -S0aN RP—{Bara) o =S0aN
h //ii—ﬂ~A d //ii—N—A \E%Zi'ﬂkﬂ
] . ~ | . )
\Xr} XrJ éS X

RZ

(1-57) (1-58) (1-59)

;]Ql['a llglUn 5]%

RO~(Bm,) ,~SON //\iR'RbA(B:Sa)e—SOQN /AR-RG—(B::Q)E—SD:N /AR-
! i~ ._l____. T l__‘ ’ —
(\)—L'H_A \') \3 A \) bko)n A
X1 OH X X

(1-60) (1-61) {1-62)

en donde Y. representa un grupo alguileno inferior.

11. E1 inhibidor de conformidad con la
reivindicacién 1, caracterizade porque comprende un compuesto
seleccionado del grupo que consiste de los compuestos
representades por las formulas generales (1;64) a (1-70)

posteriores ¢ una sal del mismo como un ingrediente activo:
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6_ R* 6_ . 6y R*
R Zl //ﬂ R Z]\(/\/ﬂ \ 1\(4 o
Nt N N
Xy Xi R5 Xy
(1-6D (1-65) (1-66)
Rﬁ_zl R: R‘j_zl R: Rh_ll /Rj
/—/n——(“l]—-A T\/D—Yf-él\ \(\ﬂ 5(0),—A
x, A~ ] XA xS T
i A X
(1-67) {1-68) (1-69)
. RZ
R-Z,
\Tfﬁﬁi— i,
S
AL N-OH

en donde Y3 representa un grupo alquilenc inferior y 7,
representa un grupo alguenileno inferior.

12 FI1 inhibidor de conformidad con la
reivindicacién 1, caracterizado porque comprende un compuesto
seleccionade del grupo gue consiste de los  compuestos
representados por las foérmulas generales (1-71) a (1-77)

posteriores o una sal del mismo como un ingrediente activo:
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RSB, CONH /R"' RP-B\CONH__7 /R: RO-BiCONH 7 /R2
xS x| S
:\1 .\1 R \1
(1-T1) (1-72) (1-73)
RP-BLCONII 7 /R2 U8, CONHL /R: RO-B,CONH 2 /R2
| PN \C\——n L—A \C—n S(0Y,—A
> A 1 > > 2 0T
X1 OH X3 X

(174 (1-75) (1-76)
RU—B,ONI R

——C—4

.2

en donde Y, representa un grupo alguileno inferior.

13. El1 inhibidor de conformidad con la
reivindicacioén 1, caracterizado porgue comprende un compuesto
seleccionado del grupo gue consiste de los compuestos
representados por las férmulas generales (1-78) a (1-84)

posteriores o una sal del mismo como un ingrediente activo:



S (W) yBn R® 56 (W) ,~B.CO R Lo (1) ,-B,CONN &
R°= (W) ,~B~CONH //ﬂ R®- (W) ,~B-CONH //ﬂ {°— (W) ,~B2CON \(/\/ﬂ T
\-)—*O*—A \'j—l\lJ*A s ) CO—A
X X1 R® X
(1-73) (1-70 {1-50)

5, Repb_ (w R 6 ~ R
5 R®- (W) ,~B.CONH R”= (W) ,-B2CONH R®- (W) ,~BoCONH
’/iiﬂﬂ—A '/ii—v—Au \fiﬁLﬁun—w
x> ~. A x, ./ T
Sl AW N
(1-§1) (1-82) (1-83)
R%- (W) ,~BaCONH /,/,fR:
X, A i
10 Xt oN-oH
(1-81)

en donde Y; representa un grupo alquileno inferior.
14. El inhibidor de conformidad con la
reivindicacién 1, caracterizado porgue comprende un compuesto
15 seleccicnado del grupo gque consiste de los compuestos
representados por las fdérmulas generales (1-85) a (1-91)

pesteriores o una sal del mismo como un ingrediente activo:

ro
o
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o . R* 6 - RT cép - R”
R ‘b]gd—o_[)g //n R *Biﬂa 0 BU\(\/n R -lJl\Ja 0 Bn\fyn
A AN A
.\1 ,\1 I\J” .\[
(1-85) {1-88) (1-87)

. s ) . ) X R
5 R™80,-0-By ‘,///ﬁﬁ Rb—BlUG_D_B“\\[j%tVﬁR Rb—Blan‘D‘bo\\[iijﬁ |
\_j—tIH_A \'T‘rg_;\ \‘/,—,—S(U),,—
Aol X{ X]
(1-S8) {1-89) (1-90)
RG*Blc "O_B( i
9a )f/\{ﬂ—_(‘_l\
.~ 0
10 Al N-OH
(1-91)

en donde Y5 representa un grupo alquilenco inferior.

15. El1 inhibidor de conformidad

reivindicacidn 1, caracterizado pborgque comprende un compuesto

15 seleccionado del grupo que consiste de los

representados por las fdérmulas generales (1-92)

posteriores o una sal del mismo como un ingrediente activo:

A

con

a

(

la

compuestos

-985)
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((H )|, {CH );\ H.H_-H\\
R®= (Bag) ¢ h RC B (Bag) 4 R R (Bup) N RZ
4 A Y e
u —0 A ﬂ 0 N CO—A
-'1 5 N
{1-92} (1-93) {1-914)
(CHw\) ;- CH )k !(C“j)k‘
RG_(B:U R® RE- (Bag) g (P’SO)d'_N N R*
Y A \H/)/\/w h Gl
\7\ ;A 0 \_)—b(ﬁ)u'—’-‘\
JH X A
(1-95) (1-985) {(1-97)
(CHM}
_(B ﬁ)d N R:
Y //n
0 ﬁ A
A N-0H
(1-98)

en donde Y, representa un grupo alguileno inferior.

16. EI1 inhibidor de conformidad' con la
reivindicacién 1, caracterizado porgue comprende un CoOmpuesto
seleccionado del grupo que cecnsiste de 1los compuestos
representados por las formulas generales (1-99) a (1-105)

posteriores o una sal del mismo como un ingrediente activo:
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D
~J
L)

\ N } VAN
6 — (B, ) — R (Bu1a) &N N
BB ) =N N RS- (Bo) =N N

R” R~ R”
,//ﬂ ,/yﬁ 2
——0-A < A oA
N
X 57 s X;
£1-99) {1-100) {1-101)
/N . VAR
RO=tBupa) &N, N R'-(Bay )N N R°- (Byiab =N N
— k- — K R*
///ﬁ ZA ///ﬁ -
- g [] S E; ]__
> ) (|-H A . 1) \_) A . '/ (0 '
ool N1 N

(1-102) (1-103) (1-104)

0 —_
R*= Bzt N N

RE
ZA
—C
. A
Xio N-OH
(1-108)

en donde Y; representa un grupc alguilenoc inferior.

17. Ei inhibidor de conformidad con la

reivindicacidén 1, caracterizado porque comprende un compuesto

seleccionado del grupo que consiste de los compuestos

representados por las foérmulas generales (1-106) a (1-112)

postericres o una sal del mismo como un ingrediente activo:

o
D
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plob p1tb R
' 2 & . 2 . 1 z
'J_ — - Rk R-‘_N"‘O-‘nb R f\_ T .1.‘ R
R™-N Ogb\(\/n Y/\/ﬂ R7-N O_b\(\/n (
——0— ——N— ——C0O—A
N s 2 s
X; X{ s \q
(1-106) {1-107) (1-108)
Rlnb RlDb R]ﬂh
| > o o o 2
B R B_n_p. R 25 NC (), R
R"-N-0.S //TI R°-N-0.8 //ﬂ R"=N-0-5 //n
—ClH— 7 Y1 — —— S ,—A
~ ) (le A =~ ) Yj A =~ ) n
Moo A A
(1-109) (1-110) (1-111)
RlCk
| 2
B_wn < R
R°-N Ohb\(\/n
—C—A
x|
AUON-on

en donde Y3 representa un grupo alquileno inferior.

18. EL inhibidor de conformidad con la
teivindicacion 1, caracterizado porque comprende un compuesto
seleccionado del grupe gque consiste de los compuestos
representados por las férmulas generales (1-113) a (1-119)

posteriores o una sal del mismo como un ingrediente activo:



15

2175
R'J__S R_: Rﬁ_S R2 R6_S R:
\Efiﬁ \thﬁ A \tféﬁ CO—A
~5—0—A —5—N— ' —5—C0—
X . x
\,l/ X 1|Q5 L
(1-113) (1-114) (1-115)
6 RE - R¥ 6. R
R*-5 ///ﬁ R'-S ///ﬁ R"-5 ///ﬂ
I y,—a ~——S$(0),—A
NS NI N
X OH Xy X1
(1-1186) (1-117) {1-11%)
' R-
R S\ffcﬁ
——C—A
x>
: X N-OH
(1-119)

en donde Y; representa un grupo alquileno inferior.

19. EIL inhibidor de conformidad con la
relvindicacidn 1, caracterizado porque comprende un compue;to
seleccionadn del grupc gque consiste de los  compuestos

representados por las fdrmulas generales (1-120) a (1-126)

posteriores o una sal del mismo como un ingrediente activo:
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L_ R b_ R” b7, R-
R Zg\\[iifyﬁ R Z:\‘[if:yﬁ . R Z"\‘rjfTVﬁ o
——0—A ——N—A ——C0—
S x> X
e & s X
(1-120) (1-121} (1-122)
§_ R 6z, R® 6y, R-
R Z”‘\[i%:Vﬁ R Z“\Wiif7ﬁ R Z~‘\[i’2ji__ (O p—A
——CH—! Vi TS (0)
 J IH A < Y5—A < \
\NOH X1 X1
(1-123) (1-124) (1-125)

B_ .
R Z_\f\/n
——C—A
X~
AMoON-0H
(1-126)

en donde Y, representa un grupe alquilenc inferiocr y Z-
represzenta un grupo alduinileno inferior.

20. EI1 inhibidor de conformidad con la
reivindicaciédn 1, caracterizado porgue comprende un compuesto
seleccionado del grupo que consiste del loé compuestos

representados por las formulas generales (1-127) a (1-133)

posteriores o una sal del mismo como un ingrediente activo:
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B

R.:

Sp R o6 n. —unoe R op. o
R*Bpe, HNOCf\/ﬂ RY-B 5 ||.\|0L\{\/n RU-B HN(PL\(\/n
0O-—A 1 N—"A ) CO—A _
S = x A -
Xr) Xr)

¢ Xi

(1-127) (1-12%) {1-129)

3 - R~ A : R- 5 . R~
R°-B;ga—~HNOC R®-B15,~1INDC RO-B 4.~ HNDU
//n—CH-A //n—v —A q \(\/n—s (O, —A
. =~ 1 ~ /U 3 ; \/u My T
5 i X %

(1-130) (1-131) (1-132)

RG—BwaHNOC\(\/n
——C—A
e ]

A N-oH
(1-133)

en donde Y, representa un grupo algquileno inferior.

21. E1 inhibidor de  conformidad con la
reivindicacién 1, caracterizado porque comprende un compuesto
seleccionado del grupo gque consiste de los compuestos
representados por las formulas generales (1-134) a (1-140)

posteriores o una sal del mismo como un ingrediente activo:




RZ

R*-Zx \(\/ﬂ
N

S

A_ R~ G_ R
R Z&\Ei>/ R Zw\Ef>ﬁ
s 2 ) \_jj—LO—A

X X; X{
(1-124) (1-135) (1-136)
k-7 | R'-Z4 : R%-7; R
—5— —5— 50—
> X xS
xl/ ! x,/ X
(1-127) (1-138) (1-139)
7. R-
R Zd\rfﬁﬁ
——C—A
o ]
X1 N-oH
(1-140)

en donde Y; representa un grupo alguileno inferior y 43
representa un grupc alquileno infericr o un grupc ~N(R)-.

22. El inhibidor de conformidad con cualquiera de
las reivindicaciones 1 a 21, caracterizado porgque Y es un
grupo -0-. |

Z3. El inhibidor de conformidad con cualquiera de
las reivindicaciones 1 a 21, caracterizado porque Y es un
grupo —N(RE)—.

24. El inhibidor de conformidad con cualquiera de
las reivindicaciones 1 a 21, caracterizado porgque Y es un
grupo -C0-, un grupo -CH{OH)-, un grupo alquileno inferior,

ur grupo -S{0OYn- o un grupo -C{=N-0H)-.
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25%. El1 inhibidor de conformidad con cualquiera de
las reivindicaciones 1 a 21, caracterizade porque A s un

Jrupo

5 . —7 R

~

26. El inhibidor de conformidad ceon cualquiera de
las reivindicacicnes 1 a 21, caracterizado porque A &5 un

grupo

10
27. El inhibidor de conformidad con cualgquiera de
las reilvindicaciones 1 a 21, caracterizade porgue R’
representa un grupo imidazclil-alquilo inferior, un grupo
1,2,4-triazelil-alquilo ihfericr, un grupo 1,2,3-triazolil-
15 alquilo inferior, un grupo 1,2,5-triazeolil-alquilo inferior,
un grupo pirazolil-alguile inferiorxr, un grupo pirimidinil-
alguilo inferior gue puede tener un grupo OXO CCMO un
sustituyente en el anillo de pirimidina, un grupo 3,5-
dioxocisoxazolidin-4-iliden-alquile inferior, un grupo 1,2,4-
20 oxadiazolil-alquile inferior gue puede tener un grupo alquilo
infericr <como un sustituyente en el anille de 1,2,4-
oxadiazol, un grupo tiazeolidinil-alquile inferior gue puede
Ttener un grupo oxo como un sustituyente en el anillo de

tiazolidina, un grupo

f-J
(N
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_CN_RlS
O un grupo

R]?‘a

{:N_RIS

28. El inhibkbidor de conformidad con cualquiera de
las reivindicaciones 1 a 21, caracterizado porgue esta
representado por la férmula general (1) en donde R?

representa un grupo —(T):;-N(RY)RY™ (T, R* y R!® son los mismos
como se define anteriormente) v 1 representa 0.

29. El inhibidor de conformidad con cualguiera de
las reivindicaciones 1 a 21, caracterizado porgue R? es un
grupo - (T):-N(R*™)RY™ y 1 es 1.

30. El inhibidor de conformidad con cualguiera de
las reivindicacicnes 1 a 21, caracterizado porque R* es un
grupoc —(T)l—N(R“)R”, l es 1y T es un grupo —N(R”)—Bg—CO—.

31. El inhibidor de conformidad con cualquiera de
las reivindicacicnes 1 a 21, caracterizade porgue R’ es un
grupo - (T);-N(R™)R'®, 1 es 1 y T es un grupo -B;s-N(R!®)-CO-.

2. El inhibidor de conformidad con cualquiera de
las reivindicaciones 1 a 21, caracterizado porgque R!' es un
grupe - (T)1-N(R™RY?, 1 es 1 y T es un grupo -By4-CO-.

23. El inhibidor de conformidad con cualguiera de

las reivindicaciones 1 a 21, caracterizado porque R' es un

grupo ~(T)1-N(R*)R', 1 es 1 y T es un grupo -0-Bs-CO-.

299
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34, El inhibidor de conformidad con cualquiera de
las reivindicaciones 1 a 21, caracterizado porgue RY es un
grupo —(T}1-N(RM)R*, 1 es 1 vy T es un grupo -Bg=N(R'®?)~By~.

35. El inhibidor de conformidad con cualguiera de
las reivindicaciones 1 a 21, caracterizado porque R’ es un
grupo —(T);-N(R'¥R*®, 1 es 1 y T es un grupc -CO-Bg-.

36. El inhibidor de conformidad con cualquiera de
las reivindicacicnes 1 a 21, caracterizade porqus R? es un
grupo —(T);-N(R'"™ R, 1 es 1 y T es un grupo -CH(OH)-Bg—.

37. El inhibidor de conformidad con cualgquiera de
las reivindicaciones 1 a 21, caracterizado porgue R' es un
grupo —{T);-N(R'™R'Y, 1 es 1 y T es un grupo -CO-B;o-CO-.

38. El inhibidor de conformidad con cualquiera de
las reivindicaciones 1 a 21, ¢aracterizado porque R’ es un
grupo —(T)l—N(R”)Rls, l es 1y T es un grupo -CH(OH)-B;;~CO-.

39. El inhibidor de conformidad con cualquiera de
las reivindicéciones 1 a 21, caracterizado porgue R es un
grupo —(T).-N(R')R!®, 1 es 1 y T es un grupo -CO-.

40. El inhibidor de confermidad con cualgquiera de
las reivindicacicnes 1 a 21, caracterizado porque R' es un
grupo —(T)l—N(R”.)R”, 1 es 1y T es un grupo -350;-.

41. El inhibidor de conformidad con cualquiera de
las reivindicaciones 1 a 21, caracterizado porgue R! es un
grupo - (T);-N(R*™)R*, 1 es 1 y T es un grupo —B:3;—CO-C0O-.

42. FEl inhibidor de conformidad con cualquiera de



L)

a

las reivindicaciones 1 & 21, caracterizado porgue R' es un grupo
—(T)1-N(R*™R'"”, 1 es 1 y T es un grupo alquileno inferior.

4 El inhibidor de conformidad con 1la

L

reivindicacidén 1, caracterizado porgque ccmprende un compuesto
seleccionado del grupo gue consiste de los compuestos
representados per las férmulas generales (1-1), (1-2), (1-3),
(1-9), (i-1%), (l1-1e}, (1-29), (1-30), (1-43), (1-44), (1-
57), (1-58), (1-64) y (1-65) o una sal de}l mismo como un

ingrediente activo, en donde Y es un grupo -0- 0o un grupo

-N{(R')-, A es un grupo

r Y
R' es un grupc - (T)1-N{R!")R'™.

44, EI1 inhibidor de conformidad con la
reivindicacion 43, caracterizado porque 1 es 1 y T es un
grupc -N(R'')-B:~CO-.

45. El inhibidor de conformidad con la

reivindicacién 43, caracterizado porgue 1 es 1 y T es un

grupo -B;-CO-.

46, E1 inhibidor de conformidad con la
reivindicacion 43, caracterizado porgque 1 es 1 v T es un
Jrupo -CO-.

17 . E1l inhibidor de conformidad con la

reivindicacién 43, caracterizade porque 1 es 0.
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4%, E1 inhibidor de conformidad con la

reivindicacidén 1, caracterizado porgue comprende un compuesto

seleccionado del grupo gque consiste

de N-{6-(4-{[2-(4-

piperonilpiperazin-1-il)-Z-ozcetil]etilamino}-2-

metoxifenoxijpiridin-3-i11l]-3,4-diclorobenzamida, H-[6-(4-{[2-

{4-piperonilpiperazin-1-il)-2-oxcetilletilamino}fencxi) -

piridin-2-il]l-4-trifluorometilbenzamida,

N-[6-(4-{[2-(4-

piperonilpiperazin-1-il)-2-oxcetiljetilamino}-2-

flucrofenoxi)piridin-2-il]-4-triflucrometilbenzamida, N-[6-

(d-{[Z-(4d-piperonilpiperazin-1-il)-2-cxoetil]metilaminc}-2-

flucrofenoxi)piridin~3-il]l-4~triflucrometilbenzamida, N-[6-

(d={[2-{d-piperonilpiperazin-1-il)~2~oxcetil]lmetilamino}-2-

metoxifenoxi)piridin-3-il]-4=tr¥ifluorometilbenzamida, N-[€&-

(d-{{2-{4d-piperconilpiperazin-1-il)-Z-oxoetilletilamino}-2-

metoxifencoxi)piridin-3-iil]-4-triflucrometilbenzamida, N-[6-

(4—{[2—(4—piperonilpiperazin—l~il)—2~ox0etil]etilamino}—2-

metilfenoxi)piridin-3-i11-3,4-diclorohenzamida, N-[6-(4-{[20-

{(d-piperonilpiperazin-1-il)-2-oxoetil]metilaminc) -2~

metilfenozilpiridin-3-ill-4-trifluorometilbenzamida, N-(&-{4-

[3-{d-pipercnilpiperazin-1-il}-3-coxopropil] fenoxijpiridin-3-

11)=-3,4-diclorchencensulfonamidea,

N-[6-(4=14-[2- (4

pipsronilpiperazin-1-il)-2-oxcetillpiperazin-1-il}fenoxi) -

plridin-3-ill-4-triflucrometilbenzamida,

N-fo-(d-{4-[2- (4~

piperonilpiperazin-1-il)-2-cxoetillpiperidin-1-il)fencxi) -

piridin-3-ill-d-triflucrometilbenzamida,

HN-{e-[(4-{4-[2-{4-

02
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piperonilpiperazin-1-1il)-Z-oxecetil]piperidin-1-

ilifenil)metilamino]lpiridin-3-il}-4-trifluorometilbenzamida,

N-[6=-(4-{4-[2-({4-bencilpiperazin-1-11)-2-cxoetil]lpiperidin-

ilj-2-metilfenoxi)piridin-3-il]-4-triflucrometilbenzamida,

1-

I.] -

{6-(d-{4-[2-(4-piperonilpiperacin-1-il)-2-o0=zcetil]piperidin-

I-ilj-Z-metilfenoxi)piridin-3-il]-4-trifluorcmetilbenzamids,

N-{f-(4-{4d-{2-(4d-pipercnilpiperazin-1-11)-2-

oxeetil]piperidin-1-il}-2-metilfenoxi)piridin-3-i1]-3,4-

diclorobenzamida, N-{6-[4-(d-bencilpiperazin-

carbonil) fenoxilpiridin-3~il}-4-triflucrometilbenzamida,

{6-[4d-{4-bencilpiperazin-l-carbcnil) fenoxi]piridin-3-i1}-3,

diclorcbenzamida, MN-[6-{{4-[3-(4-pipercnilpiperazin-1-i1)-

omopropil] fenilimetilamino)piridin-3-il1]-4-

trifluercmetilbenzamida, MN-{6-{4-{[2-(4-piperconilpiperazin-

il)-Z-oxecetil]etilamine}-2-fluorofercoxi)piridin-3-i1)-3, 4-

diclorcbenzamida, N-[6-(4-{[2-(d-piperonilpiperazin-1-il)-

oxcetilimetilamino}~2-fluorofenoxi)piridin-3-11)-3, 4-

diclorobenzamida, N-[€6-(4-{[2-(d-piperonilpiperazin-1-1i1)~

oxoetil]metilamino}—2~metoxifenoxi)piridin—3~il]—3,4—

diclorokenczamida, N-[€-(4-{[2-(4-piperonilpiperazin-1-1il)-

1~

N—-

4 -

-
3~

1~

-

’3_

= _
.

onetil]mgtilamino}fenoxi)piridin—3—il]—3,4—diclorobenzamida,

l-{e-{4-[3-{4-pipercnilpiperazin-1-il)-3-

ozopropil]fenoxilpiridin-3-11)-3-(3,4-diclorsfenil)~1-

i
D

oxopropil]fenoxi}piridin—3—il)—4—trifluorometilbenzamida,

tilurea, N-(6-{d4-[3-(d~piperonilpiperazin-1-i1)-3-

N-
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[e-{d-{[Z~-(4-bencilpiperazin~1l-il)-Z-oucetil]lmetilaminc}-2-
metilfenoxi)piridin-3-il]-4-trifluocrcmetilbenzamida, N-[€-(4-
{4-[Z-(4-bencilpiperazin-1-il)-2-ocxoetil]lpiperidin-1-
il}fenoriipiridin-3-1il]-3,4-diclorobenzamida, N-{(o~{4-[3-(4d-
pipercnilpiperazin-l-carbonil)piperidin-1-il]fenoxzitpiridin-
3-il1-3,4d-diclorchenzamida, t-[¢é-(d-{4-[2-(d-bencilpiperazin-
1ril)—E—onetil}piperidin—l—il}fenoxi)piridin—E—il]—4—
trifluorometilbenzamida, N-{b6-[(4-{4-[2-(d-bencilpiperazin-1-
1l)-2-coxoetil]piperidin-1-il}fenil)metilaminolpiridin-3-1i1}-
d-triflucrometilbenzamida, N-{(G-{4-[(2-{4-[4-14-
fluorokenzoil) fenil]piperazin-1-il}-2-oxcetil)metilaminc]-2-
metoxlifenoxilpiridin-3-il)-4-triflucrometilbenzamida, 2-(4-
piperonilpiperazin-1-11)-N-{3-metil-4-[5-{4-
triflucremetilfenoximetil)piridin-2-iloxilfenil}-2-
oxcacetamidsa, N7[6—(4—{[:~(4~piperonilpiperazin~l—il)—2—
cxcetillmetilamino}-2-metilfenoxi)piridin-3~il]-2-fluoro-4-
triflucrometilbenzamida, N-[6-(4-{4-{2-{4-piperonilpiperazin-
l—il)—2—oxoetil]piperidin—l—il}—Z—metoxifenoxi)piridin—B—il]—
4-trifluorcmetilbenzamida y éster otilico del &acido 4-(3-{3-
metil-4-{5-(4-trifluorometilbenzcilaminc)piridin-2-
1leozi]fenll}-Z-omohexahidropirimidin-1-il)benzoico,
o una sal del mismo como un ingrediente activo.

49, E1 inhibidor de conformidad con 1la
reivindicacién 1, caracterizado porgue en el compuesto

2 4o 14 15 : : :
aromatico, R y R, Junto con el atomo de nitrégene al cual
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se unen, puedsn unirse unc al otro, directamente ¢ por via-de
un  atomo de nitrdégenc para formar un grupo heterociclico
saturadoe de 6 miembros vy en donde un grupoc alquilo infericr
sustituido por fenilc el cual puede ser sustituido en el
anillo de fenilo por 1 a 2 grupes, comdo sustituyente(s),
seleccionados del grupo gue consiste de un grupc alcanoilc
inferior, un grupo amino el cuél pusde tener un grupo
alcancilo inferior como sustituyente, un grupo alcoxicarbonilo
inferier, un grupo ciano, un grupo nitro, un grupo fenilo, un
atcme de haldgeno, un grupo alquilo infericr el cual gusade
tener un atomo de haldgeno como sustituyente, un grupo alcoxi
infericr =1 cual puede tener un atome de haldgeno como
sustituyente, un  grupo fenil-alcoxi inferior, un  grupo
hidreoxwilec v un grupo alguilendicoxi inferior, esta presente

como un sustituyente en el grupo hetercociclico saturado.

(@2l

0. FEI inhibidor de conformidad con la
reivindicacidén 49, caracterizado porque el grupe alguilo
inferior sustituido por fenilo el cual es sustituido por un
grupo alquilendioxi inferior estd presente como sustituyente
en un grupo piperadinile el cual es el grupo heterociclico
saturado.

1. El1 inhibidor de conformidad con la
reivindicacion 49 o 50, caracterizado porque X1 es un Atomo
d= nitrdgero e ¥ es un &tome de cxigeno.

[y
o

~

. EI inhibidor e conformidad con la

205
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reivindicacién 1, caracterizado porque es para pravenir o tratar un

sintoma o enfermedad asoclado con la activacidn de STATS3.

53. El1 inhibidor de la activacion des STAT3 de
conformidad con la reilvindicacion 52, caracterizado porgue =1
sintema o enfermedad azscciado con la activacidn de STATI as
una enfermedad auteinmunitaria, diabetes, infeccién,
enfermedad central, enfermedad ascciada con el cCcancer o
psoriasis.

54. Un méteodo, caracterizado porgue =8  para

prevenir o tratar un sintoma o enfermedad asociado con la
activacién de STAT3 al administrar, a un paciente, una
cantidad efectiva de un compuestc arocmdtico (1) o una sal del
mismo de conformidad con la rei?indicacién 1.

55. El inhibidor de conformidad con la
reivindicacidén 1, caracterizado porgue es para prevenir o tatar
un sintoma o enfermedad ascciado con la activacion de STATS.

56. E1 inhibidor de conformidad con la
reivindicacion 55, caracterizado porgue el sintoma o]
enfermedad ascciade con la activacion «de  STATS es  una
enfermedad autcinmunitaria, alergia ¢ hiperprolactinemis.

57. Un método, caracterizado porque e para
prevenir o tratar un sintoma o enfermedad asociado ccn la
activacién de STATS al administrar, a un paciente, una
cantidad etf=ctiva de un compuestc aromatico (1; o una sal del

mismo de conformidad con lz reivindicacién 1.

306



10

15

~o
O

288

RESUMEN DE LA INVENCION

Un cbjetivo de la presente invenciéon es
proporcionar un inhibidor de la activacién de STAT3/5. La
presente invencién proporciona un inhibidor de la activacidn
de STAT3/5 gue contiene un compuesto aromatico representado
por la férmula general o una sal del mismo como un

ingrediente activo:

\(\/H )
\_jT—Y_A (1)

X

en donde X; representa un atomo de nitrdgeno o un grupo -CH=,
R; representa un grupo -Z-R®, en la cual Z representa un
grupo -CO-, un grupo -CH(OH)- o similares, R® representa un
grupo heterociclico, saturadoc o insaturado, monociclico,
diciclico o triciclico de 5 a 15 miembres que tiene de 1 a 4

-

atomos de nitrégeno, atomos de oxigeno o atomos de azufre, R-

representa un atomo de hidrdgeno ¢ un atomo de haldgeno, Y

representa un grupo -0-, un grupo -CO-, un grupo ~CH(OH)- o
un grupo alquileno inferior y A representa un grupo

1

en donde R’ representa un atomo de hidrégeno, un grupo alcoxi
inferior o similares, p representa 1 o 2, R’ representa un

grupo imidazolil-alquilo inferior o similares.
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