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REIVINDICACIONES MODIFICADAS PRESENTADAS CON

EL RECURSO DE REPOSICION

Un compuesto de carboxamida CARACTERIZADO PORQUE es de la

formula i
(1
Q—R?
en donde -~~~ indica una unién simple;
R'" es hidrogeno, C1-Cy-alquilo, Co-Cyg-alquenilo, Co-Cyg-alquinilo, donde

los Ultimos 3 radicales mencionados pueden estar parcial o totalmente

halogenados y/o tener 1, 2 o 3 sustituyentes R'2,

Cs-Cs-cicloalquilo, Cs-Co-cicloalquil-C4-Cy4-alquilo, donde un grupo CHo

en la porcidn cicloalquilo de los Ultimos dos radicales mencionados

puede reemplazarse por O, NH, 0 S, o dos atomos de C adyacentes
pueden formar una union doble, donde la porcidn cicloalquilo ademas
puede tener 1, 2, 3 0 4 radicales R'®,

arilo, hetarilo, aril-C+-Cg-alquilo, aril-C.-Ce-alquenilo, hetaril-C4-Cy-

alquilo o hetaril-C,-Cg-alguenilo, donde los grupos arilo y hetarilo en los

Ultimos 6 radicales mencionados pueden no estar sustituidos o llevar 1,

2, 3 0 4 radicales R'® idénticos o diferentes; donde

R'® se selecciona en forma independiente entre si entre OH, SH,
COOH, CN, OCH,COOH, C4-Ce-alcoxi, C4-Cs-haloalcoxi, Cs-C-
cicloalquiloxi, C+-Cg-alquiltio, C4-Cs-haloalquiltio, COOR®',
CONR™R®, SO,NR*R®, -NR*-S0,-R*, NR*-CO-R*, SO,-R* y
NRaSRa7; -

R™ se seleéciona en forma independiente entre si entre OH, SH,
COOH, CN, OCH,COOH, haldégeno, fenilo que tiene
opcionalmente 1, 2 o 3 sustituyentes R'¢,

C4-Ce-alquilo, C+-Cs-alcoxi, C4-Ce-alquiltio, donde las porciones

alquilo en los dltimos 3 sustituyentes mencionados pueden estar
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parcial o totalmente halogenadas y/o tener 1, 2 0 3 sustituyentes
R1a, '

COOR"', CONR™R", SO,NR"R", NR"-S0,-R*, NR"2-CO-R",
S0,-R™ y NRPSRE7.

ademas los radicales R pueden formar juntos un grupo C;-Cs-
alquileno, o 2 radicales R'® unidos a 4tomos de C de cicloalquilo
adyacentes tambien pueden formar junto con los atomos de
carbono a los cuales estan unidos un anillo benceno;

R'® se selecciona en forma independiente entre si entre OH, SH,
halégeno, NO,, NH,, CN, COOH, OCH,COOH, C4-Cg-alquilo, C+-
Ce-alcoxi, C1-Ce-alcoxi-C1-Cq-alquilo, C4-Ce-alquiltio, donde las
porciones alquilo en los altimos 4 sustituyentes mencionados
pueden estar parcial o totalmente halogenadas y/o tener 1,20 3
sustituyentes R™,

Cs-Cy-cicloalquilo, C;-Cr-cicloalquil-C4-Cy-alquilo, C3-C-

cicloalquiloxi, donde la porcién cicloalquilo de los Ultimos tres

radicales mencionados puede tener 1, 2, 3 0 4 radicales =5 y

donde 1 o0 2 grupos CH; en la porcidn cicloalquilo. pueden

reemplazarse por O, NHo S,

arilo, hetarilo, O-arilo, O-CHs-arilo, donde los Ultimos tres radicales

mencionados no estan sustituidos en la porcion arilo o pueden

llevar 1, 2, 3 0 4 radicales R,

COOR®', CONR®R*, SOQN‘RCZRCG’, NR%-S0,-R* NR*-CO-R®,

SO.-R%,

-(CH2)p"NR®R“ conp=0,1,2,3,4,506y

O-(CH3)-NR*®R* con q = 2, 3, 4, 5 0 6; donde

R*', R®"y R son en forma independiente entre si H, C1-Ce-
alquilo, C+-Ce-haioalquilo, C4-Cg-alquilo que tiene 1,2 0 3
sustituyentes R'?, 0 Cx-Cg-alquenilo, C»-Ce-alquinilo, C3-Co-
cicloalquilo, Cs-C7-cicloalquil-C4-Cs-alquilo, C3-Co-
heterocicloalquil-C4-C4-alquilo, C4-Ce-alcoxi-C4-Cy-alquilo,
arilo, aril-C+-C4-alquilo, hetarilo o hetaril-C+-Cs-alquilo, donde

los grupos arilo y hetarilo en los Gltimos 4 radicales
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mencionados no estan sustituidos o tienen 1,20 3
sustituyentes R'?,

R®, R”y R**'son en forma independiente entre si H, C;-Ce-
alquilo, C4-Cs-haloalquilo, C4-Ce-alquilo que tiene 1,203
sustituyentes R'2, 0 C,-Cg-alquenilo, Co-Ce-alquinilo, Ca-Cr-
cicloalquilo, C3-Cr-cicloalquil-C4-C4-alquilo, Cs-Cy-
heterocicloalquil-C4-Cy4-alquilo, C4-Cg-alcoxi-C4-Cy-alquilo,
arilo, aril-C+-Cy-alquilo, hetarilo o hetaril-C4-C4-alquilo, donde
los grupos arilo y hetariio en los Ultimos 4 radicales
mencionados no estan sustituidos o tienen 1,20 3
sustituyentes R, y

R®, R™ y R® son en forma independiente entre si H, C4-Ce-
alquilo, C4-Cs-haloalquilo, C4-Ce-alquilo que tiene 1,20 3
sustituyentes R'?, o C,-Cs-alquenilo, C,-Ce-alquinilo, Cs-C+-
cicloalquilo, C3-Cr-cicloalquil-C+-Cs4-alguilo, C3-Cy-
heterocicloalquil-C+-C4-alquilo, C4-Ce-alcoxi-C4-Cy-alquilo,
arilo, aril-C1-C4-alquilo, hetarilo o hetaril-C4-C4-alquilo, donde
los grupos arilo y hetarilo en los ultimos 4 radicales
mencionados no estan sustituidos o tienen 1,20 3
sustituyentes R'%, o
los dos radicales R® y R* o0 Ry R™ o R® y R* forman
junto con el atomo de N un heterociclo con nitrégeno
opcionalmente sustituido de entre 3 y 7 miembros que puede
tener opcionalmente 1, 2 0 3 heteroatomos adicionales
iguales o diferentes seleccionados entre O, N, S como
miembros del anillo,

R*, R™y R® son en forma independiente entre si C4-Ce-alquilo,
C+-Ce-haloalquilo, C4-Ce-alquilo que tiene 1,20 3
sustituyentes R'?, 0 C,-Cg-alquenilo, C,-Cg-alquinilo, Cs-Cy-
cicloalguilo, C3-C-cicloalquil-C4-C4-alquilo, Ca-Cy-
heterocicloalquil-C+-Cy-alquilo, C4-Ce-alcoxi-C+-Cy-alquilo,
arilo, aril-C+-Cy-alquilo, hetarilo o hetaril-C4-C4-alquilo, donde

los grupos arilo y hetarilo en los Ultimos 4 radicales



mencionados no esian sustituidos o tienen 1,2 0 3
sustituyentes R'%, y

R*, R™ y R® tienen en forma independiente entre si uno de los
significados mencionados para R*', R®' y R,

R?, R y R son en forma independiente entre si H, C;-Ce-
alquilo, C;-Cg-aicoxi, C+-Cg-haloalguilo, C4-Cg-alquilo que
tiene 1, 2 0 3 sustituyentes R'®, 0 C,-Cg-alquenilo, Cp-Ce-
alquinilo, Cs-Cy-cicloalquilo, C3-Co-cicloalquil-C4-Cy-alquilto,
Cs-Cr-heterocicloalquil-C4-Cy-alquito, C4-Ce-alcoxi-C1-Cy-
alquilo, CO-C+-Ce-alquilo, CO-0-C4-Ce-alquilo, SO,-C4-Ce-
alquilo, arilo, hetariio, O-arilo, OCH_-arilo, aril-C4-C4-alquilo,
hetaril-C4-Cq-alquilo, CO-arilo, CO-hetarilo, CO-(aril-C4-Cy-
alquilo), CO-(hetarit-C+-Cs4-alquilo), CO-O-arilo, CO-O-
hetarilo, CO-O-(aril-Cy-Ca-alquilo), CO-O-(hetaril-C4-Ca-
alquilo), SO,-arilo, SOz-hetarilo, SO,-(aril-C-Cy4-alquilo) 0
SO,-(hetaril-C+-Cs-alquilo), donde los grupos arilo y hetarilo
en los ultimos 18 radicales mencionados no estan sustituidos
o tienen 1, 2 0 3 sustituyentes R'Y, y

R? Ry R* son en forma independiente entre si H, Cy-Cs-
alquilo, C+-Cs-haloalquilo, C4-Cs-alquilo que tiene 1,203
sustituyentes R, o C,-Cs-alquenilo, C,-Cg-alquinilo, C5-C+-
cicloalquilo, Cs-Cs-cicloalquil-C4-C4-alquilo, C3-C7-
heterocicloalquil-C+-Cs-alquilo, C4-Cg-alcoxi-C4-Cy-alquilo,
arilo, aril-C4-Cy-alquilo, hetarilo o hetaril-C4-Cy-alquilo, donde
los grupos arilo y hetarilo en los Gltimos 4 radicales
mencionados no estan sustituidos o tienen 1,203
sustituyentes R', o los dos radicales R*® y R¥, o R® y R*" 0
Ry R* forman junto con el &tomo de N un heterociclo con
nitrégeno opcionalmente sustituido de entre 3 y 7 miembros
que puede tener opcionaimente 1, 2 0 3 heteroatomos
adicionales iguales o diferentes seleccionados entre O, NyS
como miembros del anillo,

o dos radicales R™ o R’ unidos a 4tomos de C adyacentes
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forman junto con los atomos de C a los cuales estan unidos
un carbaociclo opcionalmente sustituido de 4,5,607
miembros o un heteroc;ic!o opcionalmente sustituido que
tiene 1, 2 0 3 heteroatomos iguales o diferentes
seleccionados entre O, Ny S como miembros del anillo; |
R'" se selecciona entre halégeno, OH, SH, NO,, COOH, C(O)NH.,
CHO, CN, NH,, OCH,COOH, C;-Cs-alquilo, C4-Ce-haloalquito, C+-
Ce-alcoxi, C1-Cg-haloalcoxi, Cs-Ce-alquiltio, C;-Cg-haloalquiltio, CO-
C1-Ce-alquilo, CO-0O-C4-Ce-alquilo, NH-C4-Cg-alquilo, NHCHO, NH-
C(0)C4-Ce-alquilo, y SO»-C+-Ce-alquilo o dos radicales R'® unidos
a atomos de carbono adyacentes puedgn formar juntos una
porcién -0O-Alk"-O-, donde Alk" es C4-Co-alcandiilo lineal, que no
esta sustituido o donde 1 0 2 &tomos de hidrégeno pueden
reemplazarse por fllor, cloro o metilo;
es hetarilo, el cual no esté sustituido o lleva 1, 2, 3 o 4 radicales R%®
iguales o diferentes, donde

R?° tiene uno de los significados indicados para R'®;

R®y R® son en forma independiente entre si hidroxi o Cs-Cs-alcoxi, o junto

con el atomo de carbono al cual estan unidos son C=0 o C=NR%: o

R%*y R* juntos forman una porcién S-Alk-S, O-Alk-S 0 0-Alk-O, donde Alk

R4

es C,-Cs-alcandiilo lineal, que puede no estar sustituido o estar

sustituido con 1, 2, 3 o 4 radicales seleccionados entre C4-C4-alguilo 0

halégeno;

es H, C4-Cg-alquilo, C4-Cg-alcoxi, Co-Ce-alquenilo, C3-Ce-cicloalquilo, Cs-

Ce-cicloalquil-C4-Cy-alquilo, Co-Ce-alqueniloxi, C3-Ce-cicloalquiloxi 0 Ca-

Ce-cicloalquil-C4-C4-alquilox;

indica hidrogeno;

es C=0, S(=0) o S(=0)y;

es una union simple o una porcién Alk'-Z, donde

Z  estaunido a R®y se selecciona entre una unién simple, O, S,
S(=0), S(=0), y NRY, donde R se selecciona entre hidrégeno, Cy-
Cs-alquilo y C4-C4-haloalquito;

Alk' es C+-Cs-alcandiilo lineal, donde 1, 2 0 3 atomos de hidrégeno



pueden reemplazarse por C4-Cs-alquilo, C-Cy4-haloalquilo o

halégeno;

es hidrégeno o un radical de las férmulas C(=0)-O-R*', C(=0)-NR**R*,

C(=0)-N(R™)-(C-Ce-alquilen)-NR¥R* 0 C(=0)-N(R*)NR*R*, en

donde

RX1

RX2

RX3

es hidrogeno, C-Cg-alquilo, C-Ce-haloalquilo, C4-Ce-alquilo que
tiene 1, 2 o 3 sustituyentes B, o C,-Ce-alquenilo, C»-Ce-alquinilo,
Cg—C7—c%910a!quilo, Cs-Co-cicloalquil-C+-Cs-alquilo, Cs-Co-
heterocicloalquil-C;-C4-alquilo, C-Cg-alcoxi-C4-Cy-alquilo, donde
los grupos alquilo, alquenilo, alcoxi, alquinilo, cicloalquilo,
heterocicloalquilo en los Ultimos 6 radicales mencionados no estan
sustituidos o tienen 1, 2 o 3 sustituyentes R, o arilo, aril-C4-Cy4-
alquilo, hetarilo o hetaril-C1-C4-alquilo, donde los grupos arilo y
hetarilo en los Ultimos 4 radicales mencionados no estan
sustituidos o tienen 1, 2 o 3 sustituyentes R,

es H, OH, CN, C1-C6—alquilo, C-Ce-haloalquilo, C4-Ce-alquilo que
tiene 1, 2 0 3 sustituyentes R, o C,-Cs-alquenilo, Co-Ce-alquinilo,
Cs-Cy-cicloalquilo, Cs-Co-cicloalquil-C+-Cy4-alquilo, Cs-Cy-
heterocicloalquil-C+-Cs4-alquilo, Cy-Cg-alcoxi-Cq-Cy-alquilo, CO-Cy+-
Ce-alquilo, CO-0-C,-Cs-alquilo, SO.-C1-Ce-alquilo, O-C4-Cs-alquilo,
donde los grupos alguilo, alcoxi, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo,
heterocicloalquilo en los Ultimos 10 radicales mencionados no
estan suystituidos o tienen 1, 2 o 3 sustituyentes R*®,

arilo, O—arilo,AO—CHg—arHo, hetarilo, O-CHx-hetarilo, aril-C4-Cy-
alquilo, hetaril-C1-Cy4-alquilo, CO-arilo, CO-hetarilo, CO-(aril-C+-Cy-
alquilo), CO-(hetaril-C+-Cy4-alquilo), CO-O-arilo, CO-O-hetarilo, CO-
O-(aril-C4-Cs-alquilo), CO-O-(hetaril-C+-Cs-alquilo), SO,-arilo, SO,-
hetarilo, SOz-(aril-C+-Cs-alquilo) o SOg-(hetaril-C1-C4-alqui!d),
donde los grupos ariio y hetarilo en los ultimos 19 radicales
mencionados no estan sustituidos o tienen 1, 2 o 3 sustituyentes
RXd, y

es H, C4-Ce-alquilo, C+-Cg-haloalquilo, C+-Cs-alquilo que tiene 1, 2

0 3 sustituyentes R, o C,-Cs-alguenilo, Co-Ce-alquinilo, Cs-Cy-



cicloalquilo, Cs-Cy-cicloalquil-C4-Cys-alquilo, C3-Cz-heterocicloalquil-
C1-C4-a‘l‘quilo, C4-Ce-alcoxi-C4-Cy4-alquilo, donde los grupos alquilo,
alquenilo, alcoxi, alquinilb, cicloalquilo, heterocicloalquilo en los
Ultimos 6 radicales mencionados no estan sustituidos o tienen 1, 2
0 3 sustituyentes R,

arilo, aril-C4-C4-alquilo, hetarilo o hetaril-C4-Cy4-alquilo, donde los
grupos arilo y hetarilo en los Ultimos 4 radicales mencionados no
estan sustituidos o tienen 1, 2 0 3 sustituyentes R, o

los dos radicales Ry R® forman junto con el atomo de N un
heterociclo con nitrogeno de entre 3 y 7 miembros que puede
tener opcionalmente 1, 2 o 3 heteroatomos adicionales iguales o
diferentes seleccionados en%re O, N, S como miembros del anillo,
y que puede tener 1, 2 o 3 sustituyentes R®,

R esH, OH, CN, Cs-Cg-alquilo, Cs-Cg-haloalquilo, C+-Cs-alquilo que
tiene 1, 2 o 3 sustituyentes R*, o C,-Cg-algquenilo, Co-Cs-alquinilo,
C3—C7—ciploalquilo, Cs-Cr-cicloalquil-C4-C4-alquilo, C3-Co-
heterocicloalquil-C+-Cs-alquilo, C+-Cg-alcoxi-Cq-Cy-alquilo, CO-Cs-
Ce-alquilo, CO-0-C4-Cs-alquilo, SO,-C+-Cg-alquilo, donde los
grupos alquilo, alguenilo, alcoxi, alquinilo, cicloalquilo,
heterocicloalquilo en los Uitimos 9 radicales mencionados no estan
sustituidos o tienen 1, 2 0 3 sustituyentes R*,
arilo, O-arilo, O-CHy-arilo, hetarilo, aril-C4-Cy4-alquilo, hetaril-C1-Cj-
alquilo, CO-arilo, CO-hetarilo, CO-(aril-C4-Cy-alquilo), CO-(hetaril-
C1-Cs-alquilo), CO-0O-ariio, CO-O-hetarilo, CO-O-(aril-C1-Cs-
alquilo), CO-0O-(hetaril-C4-Cs4-alquilo), SO,-arilo, SO,-hetarilo, SO,-
(aril-C4-Cs-alquilo) o SO,-(hetaril-C4-Cy4-alquilo), donde los grupos
arilo y hetarilo en los Ultimos 18 radicales mencionados no estan
sustituidos o tienen 1, 2 o 3 sustituyentes R, y

donde R* tiene uno de los significados indicados para R'2, R tiene

uno de Ioé significados indicados para R, y R* tiene uno de los

significados indicados para R'%;

es CHy, CH,-CHy, CHaCHLCHa, N(RY)-CHz 0 N(R¥)-CH,-CH,, donde

en las Ultimas 6 porciones mencionadas, 1 0 2 atomos de hidrégeno

A



pueden reemplazarse por un radical RY,

Ry

RY#

se selecciona en forma independiente entre si entre hidrégeno,
OH, SH, haldgeno, NO,, NHs, CN, CF,, CHF,, CH,F, O-CF3, O-
CHF,, O-CHgF, COOH, OCH,COOH, C4-Cs-alquilo, C+-Cg-alcoxi,
C4-Ce-alcoxi-C+-Cs-alquilo, G41-Ce-alquiltio, donde los dltimos 4
radicales mencionados pueden estar parcial o totalmente
halogenados y/o tener 1, 2 o0 3 sustituyentes R*®,
Cs-C-cicloalquilo, Cs-Cr-cicloalquil-C+-C4-alquilo, Cs-Co-cicloalquil-
O, donde la porcion cicloalquilo en los Gltimos tres radicales
menciohados puede tener 1, 2, 3 0 4 radicales R ydonde 102
grupos CHz en la porcidn cicloalquilo pueden reemplazarse por O,
NHo S,

arilo, hetarilo, O-arilo, CHs-arilo, O-CHs-arilo, donde los Ultimos 4
radicales mencionados no estan sustituidos en la porcién arilo o
pueden llevar 1, 2, 3 0 4 radicales R,

COOR"', CONRYR”®, SO,NR'*R**, -NH-S0,-RY*,

NH-CO-R*®, SO,-R*,

-(CH),-NRY*RY conp=0,1,2,3,4,506y

O-(CH2)q-NR¥RY con q = 2, 3, 4, 50 6;

donde

R tiene uno de los significados indicados para R'®,

R* tiene uno de los significados indicados para R'™,

RY tiene uno de los significados indicados para R',

RY’ tiene uno de los significados indicados para R

R*? tiene uno de los significados indicados para R,

R”® tiene uno de los significados indicados para R,

RY* tiene uno de los significados indicados para R*,

RY® tiene uno de los significados indicados para R,

RY® tiene uno de los significados indicados para R, y

RY" tiene uno de los significados indicados para R°’;

se selecciona en forma independiente entre si entre hidrégeno,
NH,, CN, CF3, CHF,, CHoF, O-CF3, O-CHF,, O-CH,F,
OCH.COOH, C;-Cs-alquilo, C-Ce-alcoxi, C1-Cg-alcoxi-C4-Cy-

11
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algquilo, C4-Cg-alquiltio, donde los ultimos 4 radicales mencionados
pueden estar parcial o totalmente halogenados y/o tener 1,20 3
sustituyentes R*?,
Cs-Cr-cicloalquilo, C3-Cr-cicloalquil-C+-Cy4-alquilo, Cs-C-cictoalquil-
O, donde la porcion cicloalguilo en los Gltimos tres radicales
mencionados puede tener 1, 2, 3 0 4 radicales R*°, y donde 1 0 2
grupos CHa en la porcion cicloalquilo pueden reemplazarse por O,
NHo S,
arilo, hetarilo, O-arilo, CH»-arilo, O-CHs-arilo, donde los Gltimos 4
radicales mencionados no estan sustituidos en la porcién arilo 0
pueden llevar 1, 2,.3 0 4 radicales R*,
COORY', CONRY’R*®, SO,NR"*R¥, -NH-SO,-R*,
NH-CO-R**, SO,-R*,
-(CH2)pNR*®RY conp=0,1,2,3,4,506y
O-(CH2)q-NR¥®R" con g =2, 3, 4,506;

donde arilo es, independientemente en cada caso, fenilo o naftilo y hetarilo

es, independientemente en cada caso, un radical heterociclico aromatico de 5 0 6

miembros que tiene 1, 2, 3 0 4 atomos de nitrégeno como miembros del anillo o

que tiene un heteroatomo seleccionado entre oxigeno y azufre, y, opcionalmente,

1, 2 0 3 atomos de nitrégeno como miembros del anillo;

y las sales aceptables farmacéuticame—nte del mismo.

2. El compuesto de carboxamida de acuerdo con la reivindicacion 1,
CARACTERIZADO PORQUE A es C=0.

3.  El compuesto de carboxamida de acuerdo con la reivindicacion 1 o 2,
CARACTERIZADO PORQUE Q es CH, 0 CH,CHa.

4. El compuesto de carboxamida de acuerdo con cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, CARACTERIZADO PORQUE R' se selecciona
entre:

Cs-C1o-alquilo que no esta sustituido o puede estar parcial o totalmente
halogenado y/o tener 1, 2 0 3 sustituyentes R,

fenil-C4-Cy4-alquilo y hetaril-C4-C4-alquilo, donde los grupos fenilo y hetarilo en
los ultimos 2 radicales mencionados p&eden no estar sustituidos o llevar 1, 2,

3 0 4 radicales R'¢ idénticos o diferentes.

A2
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El compuesto de carboxamida de acuerdo con cuaiquiera de las reivindicaciones
precedentes, CARACTERIZADO PORQUE X en la formula | es un radical
C(=0)-NR*R*® en donde )

R esH, OH, CN, C-Cg-alquilo, C4-Cs-haloalquilo, C-Ce-alquilo que tiene
1, 2 0 3 sustituyentes R*®, C,-Ce-alquenilo, C,-Cg-alquinilo, Cs-C-
cicloalquilo, Cs-Cr-cicloalquil-C4-Cy-alquilo, Cs-Cr-heterocicloalquil-Cy-
Cs-alquilo, C+-Cg-alcoxi-C4-Cy4-alquilo, arilo, hetarilo, aril-C4-Cy4-alquilo o
hetaril-C+-Cs-alquilo, donde los grupos arilo y hetarilo en los ultimos 4
radicales mencionados no estan sustituidos o tienen 1,2 0 3
sustituyentes R, y

R* esH, C4-Ce-alquilo, C+-Cs-haloalquilo o Cy-Ce-alquilo que tiene 1,20 3
sustituyentes R, o |

NR*“R* es un heterociclo con nitrégeno de las siguientes formulas:

‘ RXS RXS F{XS
/S SN / é ﬁ é
—N 0O —N N—R® — —N —N
N __/ \

en donde R* es hidrégeno o tiene el significado indicado en la reivindicacion
1 para R™.

El compuesto de carboxamida de acuerdo con la reivindicacion 5,
CARACTERIZADO PORQUE X es C(QO)-NHo.

El compuesto de carboxamida de acuerdo con la reivindicacion 5,
CARACTERIZADO PORQUE X es C(0)-NHR*%2, donde R** es CN, C;-Ce-
alquilo, C4-Ce-haloalquilo, C4-Ce-alquilo que tiene 1, 2 o 3 sustituyentes R,

C,-Ce-alquenilo, C,-Ce-aiquinilo, Cs-Cr-cicloalquilo, C3-C5-cicloalquil-C1-Cy-

alquilo, C3-Cs-heterocicloalquil-C+-Cy4-alguilo, C4-Ce-alcoxi-C-C4-alquilo, arilo,

hetarilo, aril-C4-Cy4-alquilo o hetaril-C4-C,-alquilo, donde los grupos arilo y
hetarilo en los Gltimos 4 radicales mencionados no estan sustituidos o tienen
1, 2 0 3 sustituyentes R

El compuesto de carboxamida de acuerdo con la reivindicacion 7,
CARACTERIZADO PORQUE R*2 es C;-Cy-alquilo, Cs-Ce-cicloalquilo, fenil-
C1-Cq-alquilo o hetaril-C+-C4-alquilo, donde los grupos arilo y hetarilo en los
altimos 4 radicales mencionados no estan sustituidos o tienen 1,20 3

sustituyentes R y hetarilo es un radical heteroaromatico de 5 0 6 miembros

AB
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10.

11.

que tiene como miembros del anillo 1 o 2 heteroatomos seleccionados entre
O, SyN.

El corhpuesto de carboxamida de acuerdo con cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, CARACTERIZADO PORQUE R*y R* son
hidroxi o junto con el &tomo de carbono al cual estan unidos son C=0.

El compuesto de carboxamida de acuerdo con la reivindicacion 1,
CARACTERIZADO PORQUE el tomo de carbono que lleva el radical R*
tiene predominantemente configuracion R.

El compuesto de carboxamida de acuerdo con cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, CARACTERIZADO PORQUE corresponde a

las formulas 1-a o I-b,

donde

R' es hidrédgeno, C-Cio-alauilo, Co-C1o-alquenilo, Co-Cro-alquinilo, donde
los Ultimos 3 radicales mencionados pueden estar parcial o totalmente
halogenados y/o tener 1, 2 0 3 sustituyentes R,

Cs-Cy-cicloalquilo, C3-Cr-cicloalquil-C4-C4-alquilo, donde un grupo CH,
en la porcidn cicloalquilo de los Gltimos dos radicales mencionados
puede reemplazarse por O, NH, 0 S, o dos atomos de C adyacentes
pueden formar una union doble, donde la porcidn cicloalquilo ademas
puede tener 1, 2, 3 0 4 radicales R™,

arilo, hetarilo, aril-C4-Ce-alquilo, ariI—Cg-Cg-alquenilo, hetaril-C+-Cy-
alquilo o hetaril-C,-Cg-alquenilo, donde los grupos arilo y hetarilo en 10s
ultimos 6 radicaleé mencionados pueden no estar sustituidos o llevar 1,
2, 3 0 4 radicales R'° idénticos o diferentes; donde

R'™ se selecciona en forma independiente entre si entre OH, SH,

COOH, CN, OCH»>COOH, C4-Ceg-alcoxi, C1-Cg-haloalcoxi, Cs-Co-

14
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cicloalquiloxi, C4-Cg-alquiltio, C;-Cs-haloalquiltio, COOR?",
CONR®R®, SO,NR®R¥, -NR*-S0,-R*, NR*-CO-R*, S0,-R*y
NR*°R?’;

se selecciona en forma independiente entre si entre OH, SH,
COOH, CN, OCH,COQH, halégeno, fenilo que tiene
opcionalmente 1, 2 0 3 sustituyentes R,

C4-Cs-alquilo, C4-Cg-alcoxi, C;-Cs-alquiltio, donde las porciones
alquilo en los Ultimos 3 sustituyentes mencionados pueden estar
parcial o totalmente halogenadas y/o tener 1, 2 0 3 sustituyentes
R1a,

COOR®', CONR™R™, SO,NR?R*®, NR%-S0,-R™, NR*-CO-R",
SOQ—RM'Y NRbst,

ademas los radicales R'® pueden formar juntos un grupo Cy-Cy-
alquileno, o 2 radicales R'® unidos a &tomos de C de cicloalquilo
adyacentes también pueden formar junto con los atomos de
carbono a los cuales estan unidos un anillo benceno;

se selecciona en forma independiente entre si entre OH, SH,
haldégeno, NO,, NH,, CN, COOH, OCH,COOH, C4-Ce-alquilo, C-
Ce-alcoxi, Cy-Cs-alcoxi-C1-Cy-alquilo, C1-Cg-alquiltio, donde las
porciones alquilo en los Ultimos 4 sustituyentes mencionados
pueden estar parcial o totalmente halogenadas y/o tener 1,20 3
sustituyentes R'?,

Cs-Cy-cicloalquilo, Cs-Cr-cictoalquil-C4-Cs-alquilo, Cz-C-
cicloalquiloxi, donde la porcidn cicloalquilo de los Gltimos tres
radicales mencionados puede tener 1, 2, 3 0 4 radicales R'®, y
donde 1 0 2 grupos CH; en la porcién cicloalquilo pueden
reemplazérse porO,NH O S,

arilo, hetarilo, O-arilo, O-CHs-arilo, donde los Ultimos tres radicales
mencionados no estan sustituidos en la porcion arilo o pueden
llevar 1, 2, 3 0 4 radicales R'?,

COOR®", CONR%R*®, SO,NR®R% NR®-30,-R** NR®-CO-R®®,
SOx-R%, |
~(CH2)p-NR®R” conp=0,1,2,3,4,506y



O-(CH2)-NR®R“ con q = 2, 3, 4, 5 0 6; donde

R%" Ry R®" son en forma independiente entre si H, C-Ce-
alquilo, C1-Cg-haloalquiio, C4-Ce-alquilo que tiene 1,2 0 3
sustituyentes R'?, o C»-Cs-alquenilo, C»-Ce-alquinilo, Cs-C-
cicloalquilo, Cs-C7-cicloalquil-C4-Cs-alquilo, C3-Cy-
heterocicloalquil-C+-Cg4-alquilo, C4-Cs-alcoxi-C+-Cy-alquilo,
arilo, aril-C4-Cy-alguilo, hetarilo o hetaril-C,-Cs-alquilo, donde
los grupos arilo y hetarilo en los ultimos 4 radicales
mencionados no estan sustituidos o tienen 1,20 3
sustituyentes R'Y,

R*, R" y R® son en forma independiente entre si H, C1-Ce-
alquilo, C4-Ce-haloalquilo, C4-Ce-alquilo que tiene 1,2 0 3
sustituyentes R'?, o C-Cgs-alquenilo, C,-Cg-alquinilo, C3-Cy-
cicloalquilo, Csz-Cs-cicloalquil-C4-Cs-alquilo, Cs-C-
heterocicloalquil-C+-Cs4-alquilo, C4-Cg-alcoxi-C+-Cy-alquilo,
arilo, aril-G4-Cy4-alquilo, hetarilo o hetaril-C4-Cy4-alquilo, donde
los grupos arilo y hetarilo en los Gltimos 4 radicales
mencionados no estan sustituidos o tienen 1,2 0 3
sustituyentes R, y

R*, R™y R® son en forma independiente entre si H, C;-Cs-
alquilo, C+-Ce-haloalquilo, C4-Cg-alquilo que tiene 1,2 0 3
sustituyentes R, o Co-Cg-alquenilo, C,-Cg-alquinilo, Ca-Cy-

| cicloalquilo, C3-Cr-cicloalquil-C4-Cs-alquilo, C3-Co-
heterocicloalquil-C4-Cy4-alquilo, C4-Ce-alcoxi-C+-Ca-alquilo,
arilo, aril-C4-Cy-alquilo, hetarilo o hetaril-C4-C4-alquilo, donde
los grupos arilo y hetarilo en los Ultimos 4 radicales
mencionados no estan sustituidos o tienen 1,20 3
sustituyentes R'%, o )

los dos radicales R* y R*, 0 R" y R*® 0 R® y R® forman
junto con el atomo de N un heterociclo con nitrégeno
opcionalmente sustituido de entre 3 y 7 miembros que puede
tener opcionalmente 1, 2 0 3 heteroatomos adicionales

iguales o diferentes seleccionados entre O, N, S como



miembros del anillo,

R* R™y R* son en forma independiente entre si C4-Cg-alquilo,

| C+-Cg-haloalquilo, C1-Ce-alquilo que tiene 1,20 3

sustituyentes R'?, o C,-Cg-alquenilo, C»-Cg-alquinilo, Cs-Cy-
cicloalquilo, Ca-Co-cicloalquil-C4-Cy-alguilo, Cz-C+-
heterocicloalquil-C4-Cs-alquilo, C4-Cg-alcoxi-C4-Cy-alquilo,
arilo, aril-C4-Cs-alquilo, hetarilo o hetaril-C4-Cs-alquilo, donde
los grupos arilo y hetarilo en los dltimos 4 radicales
mencionados no estan sustituidos o tienen 1,2 0 3
sustituyentes R'%, y

R®, R" y R® tienen en forma independiente entre sf uno de los
significados mencionados para R*', R®' y R,

R?®, Ry R son en forma independiente entre si H, C-Ce-
alquilo, C+-Cg-alcoxi, C4-Cg-haloalquilo, C4-Cg-alquilo que
tiene 1, 2 0 3 sustituyentes R o C,-Ce-alquenilo, Co-Ce-
alquinilo, C3-Cy-cicloalquilo, Cz-C7-cicloalquil-C4-Cs-alquilo,
Cs-Cs-heterocicloalquil-C4-Cys-alquilo, C4-Cg-alcoxi-C1-Cy-
alquilo, CO-C+-Cg-alguilo, CO-0-C4-Ce-alquilo, SO,-C4-Ceg-
alquilo, arilo, hetarilo, O-arilo, OCHg-ariio, aril-C4-Cy4-alquilo,
hetaril-C4-Cy-alquilo, CO-arilo, CO-hetarilo, CO-(aril-C4-Cy-
alquilo), CO-(hetaril-C+-Cs-alquilo), CO-0O-arilo, CO-O-
hetarilo, CO-O-(aril-C+-Cs-alquilo), CO-O-(hetaril-C1-Cs,-
alquilo), SOs-arilo, SOz-hetarilo, SO,-(aril-C4-Cy-alquilo) o
SO,-(hetaril-C4-Cy-alquilo), donde los grupos arilo y hetarilo
en los Ultimos 18 radicales mencionados no estan sustituidos
o tienen 1, 2 o 3 sustituyentes R y

R*, R°” y R son en forma independiente entre si H, C1-Ce-
alquilo, C4-Cg-haloalquilo, C4-Ce-alquilo que tiene 1,20 3
sustituyentes R'?, 0 C,-Cs-alquenilo, C,-Cg-aiquinilo, Cs-Co-
cicloalquilo, Cs-Cy-cicloalquil-C4-Cy-alquilo, C3-Co-
heterocicloalgquil-C+-C4-alquilo, C4-Cg-alcoxi-C¢-Cy-alquilo,
arilo, aril-C4-C4-alquilo; hetarilo o hetaril-C4-Cy4-alquilo, donde

los grupos arilo y hetarilo en los Ultimos 4 radicales
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mencionados no estan sustituidos o tienen 1,203
sustituyentes R, o los dos radicales R*® y R¥, 0 R y R o
Ry R forman junto con el 4tomo de N un heterociclo con
nitrogeno opcionalmente sustituido de entre 3 y 7 miembros
gue puede tener opcionalmente 1, 2 0 3 heteroatomos
adicionales iguales o diferentes seleccionados entre O, Ny S
como miembros del anillo,

o dos radicales R'® o R'® unidos a 4tomos de C adyacentes
forman junto con los atomos de C a los cuales estan unidos
un carbociclo opcionalmente sustituido de 4, 5,607
miembros o un heterociclo opcionalmente sustituido que
tiene 1, 2 0 3 heteroatomos iguales o diferentes
seleccionados entre O, Ny S como miembros del anillo;

R' se selecciona entre haldgeno, OH, SH, NO,, COOH, C(O)NH,,
CHO, CN, NH,, OCH,COQCH, C4-Cg-alquilo, C1-Ce-haloalquilo, Cy-
Ce-alcoxi, C1-Cg-haloalcoxi, C4-Cg-alquiltio, C4-Cg-haloalquiitio, CO-
C4-Cs-alquilo, CO-0O-C4-Cg-alquilo, NH-C4-Ce-alquilo, NHCHO, NH-
C(0)C;-Ce-alquilo, y SO,-C4-Ce-alquilo o dos radicales R'® unidos
a atomos de carbono adyacentes pueden formar juntos una
porcidn -0-Alk"-O-, donde Alk" es C4-Co-alcandiilo lineal, gue no
esta sustituido o donde 1 o 2 atomos de hidrégeno pueden
reemplazarse por fldor, cloro 0 metilo;

tiene uno de los significados indicados para R'c

R y R% son en forma independiente entre si hidroxi o C4-Ca-alcoxi, 0 junto

con el atomo de carbono al cual estan unidos son C=0 o C=NR*: o

R* y R*® juntos forman una porcién S-Alk-S, O-Alk-S o O-Alk-O, donde Alk

R4

es Cp-Cs-alcandiilo lineal, que puede no estar sustituido o estar
sustituido con 1, 2, 3 0 4 radicales seleccionados entre C4-Cy4-alquilo 0
halégeno;

es H, C4-Ce-alquilo, C+-Cg-alcoxi, Co-Ce-alquenilo, Cz-Cg-cicloalquilo, Cs-
Ce-cicloalquil-C¢-Cy4-alquilo, Co-Cg-aiqueniloxi, Cs-Cg-cicloalquiloxi o Cs-
Ce-cicloalquil-C+-C,-alguiloxi;

se encuentra ausente o indica hidrégeno;
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es hidrogeno o un radical de las férmulas C(=0)-0-R*', C(=0)-NR*R*,
C(=0)-N(R*)-(C4-Ce-alquilen)-NR¥?R* 0 C(=0)-N(R*)NR*R*, en

donde

RX1

RX2

es hidrégeno, C4-Cs-alquilo, C4-Ce-haloalquilo, C4-Ce-alquilo que
tiene 1,203 sustituyenteé R, o Co-Ce-alquenilo, C,-Cg-alquinilo,
Cs-Cr-cicloalquilo, Cs-Cr-cicloalquil-C4-Cs-alquilo, C5-Co-
heterocicloalquil-C4-Cs-alquilo, C4-Cg-alcoxi-C1-Cy-alquilo, donde
los grupos alquilo, alquenilo: alcoxi, alquinilo, cicloalquilo,
heterocicloalquilo en los ultimos 6 radicales mencionados no estan
sustituidos o tienen 1, 2 0 3 sustituyentes R*, o arilo, aril-C4-Cs-
alquilo, hetarilo o0 hetaril-C+-Cs-alquilo, donde los grupos arilo y
hetarilo en los Ultimos 4 radicales mencionados no estan
sustituidos o tienen 1, 2 o 3 sustituyentes R,

es H, O_,H; CN, C4-Ce-alquilo, C4-Ce-haloalquilo, C+-Ce-alquilo que
tiene 1, 2 o0 3 sustituyentes R*?, o C,-Ce-alquenilo, C,-Cg-alquinilo,
Cs-Cr-cicloalquilo, Cs-Cr-cicloalquil-C+-Cy4-alquilo, Cs-Co-
heterocicloalquil-C4-Cy-alquilo, C+-Cg-alcoxi-C4-Cy-alquilo, CO-C-
Cs-alquilo, CO-0O-C4-Ce-alquilo, SO,-C4-Ce-alquilo, O-C¢-Ce-alquilo,
donde los grupos alquilo, alcoxi, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo,
heterocicloalquilo en los Ultimos 10 radicales mencionados no
estan sustituidos o tienen 1, 2 o 3 sustituyentes R,

arilo, O-arilo, O-CHz-arilo, hetarilo, O-CH,-hetarilo, aril-C-Cy-
alquilo, hetaril-C4-C4-alquilo, CO-arilo, CO-hetarilo, CO-(aril-C1-Cy-
alquilo), CO-(hetaril-C+-C.-alquilo), CO-O-arilo, CO-O-hetarilo, CO-
O-(aril-C4-Cs-alquilo), CO-0O-(hetaril-C4-Cy-alquilo), SO»-arilo, SO--
hetarilo, SO,-(aril-C1-Cs-alquilo) o SO,-(hetaril-C4-Cq4-alquilo),
donde los grupos arilo y hetarilo en los Gltimos 19 radicales
mencionados no estan sustituidos o tienen 1, 2 0 3 sustituyentes
RXd, y

es H, C4-Cs-alquilo, C-Cs-haloalquilo, C4-Cg-alquilo que tiene 1, 2
0 3 sustituyentes R*®, o C,-Cs-alguenilo, Co-Cg-alquinilo, C3-Co-
cicloalquilo, C3-C-cicloalquil-C+-Cs-alquilo, C3-C7-heterocicloalquil-

C4-Cs-alquilo, C4-Ce-alcoxi-C+-Cy-alquilo, donde los grupos alquilo,

13
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alguenilo, alcoxi, alquinilo, cicloalquilo, heterocicloalquito en los
Ultimos 6 radicales mencionados no estan sustituidos o tienen 1, 2
o 3 sustituyentes R*®,

arilo, aril-C+-Cy4-alquilo, hetarilo o hetaril-C,-C4-alquilo, donde los
grupos arilo y hetarilo en los ultimos 4 radicales mencionados no
estan sustituidos o tienen 1, 2 0 3 sustituyentes R, o

los dos radicales R y R*® forman junto con el &tomo de N un
heterociclo con nitrégeno de entre 3y 7 miembros que puede
tener opcionalmente 1, 2 0 3 heterodtomos adicionales iguales o
diferentes seleccionados entre O, N, S como miembros del anilio,
y que puede tener 1, 2 o 3 sustituyentes R,

R* esH, OH, CN, C-Cg-alquilo, C+-Cs-haloalquilo, C-Ce-alquilo que
tiene 1, 2 0 3 sustituyentes R*, o C,-Ce-alquenilo, C,-Ce-alquinilo,
Cs-Cr-cicloalquilo, Cs-Co-cicloalquil-C+-Cy-alquilo, C3-Co-
heterocicloalquil-C+-C4-alquilo, C4-Cg-alcoxi-C4-Cy4-alquilo, CO-Cy-
Ce-alquilo, CO-0-C+-Cs-alquilo, SO.-C4-Ce-alquilo, donde los
grupos alquilo, alquenilo, alcoxi, alguinilo, cicloalquilo,
heterocicloalquilo en los Ultimos 9 radicales mencionados no estan
sustituidos o tienen 1, 2 o 3 sustituyentes R™,
arilo, O-arilo, O-CHz-arilo, hetarilo, aril-C4-Cq-alquilo, hetaril-C1-Cs-
alquilo, CO-arilo, CO-hetarilo, CO-(aril-C4-C4-alquilo), CO-(hetaril-
C+-Cs-alquilo), CO-O-arilo, CO-O-hetarilo, CO-0O-(aril-C4-Cs-
alquilo), CO-O—(hétariI—C1—04-alquilo), SOz-arilo, SO-hetarilo, SO,-
(aril-C+-Cy-alquilo) o SO,-(hetaril-C4-Cy4-alquilo), donde los grupos
arilo y hetarilo en los tltimos 18 radicales mencionados no estan
sustituidos o tienen 1, 2 o 3 sustituyentes R, y

donde R tiene uno de los significados indicados para R, R tiene

uno de los significados indicados para R'™, y R™ tiene uno de los

significados indicados para R'?;

es CHy, CHz-CHa, CHaCH2CHz, N(RY)-CH, 0 N(RY)-CH,-CH, o, si R*

se encuentra ausente, una porcion CH=CH-CH=, donde en las Ultimas 6

porciones mencionadas, 1 o 2 atomos de hidrégeno pueden

reemplazarse por un radical RY,

20
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se selecoiona en forma independiente entre si entre hidrdégeno,
OH, SH, haldégeno, NO,, NH,, CN, CF3, CHF,, CHoF, O-CF3, O-
CHF,, O-CH.F, COOH, OCH,COOH, C4-Cg-alquilo, C4-Ce-alcoxi,
C4-Ce-alcoxi-C4-Cs-alquilo, C4-Ce-alquiltio, donde los ultimos 4
radicales mencionados pueden estar parcial o totalmente
halogenados y/o tener 1, 2 03 sustituyentes R"®,
Cs-Cy-cicloalquilo, Cs-Cr-cictoalquil-C4-Cq-alquilo, Cs-C-cicloalquil-
O, donde la porcion cicloalquilo en los Gltimos tres radicales
mencionados puede tener 1, 2, 3 0 4 radicales R*®, y donde 1 0 2
grupos CH, en la porcion cicloalquilo pueden reemplazarse por O,
NHo S,

arilo, hetarilo, O-arilo, CHs-arilo, O-CHs-arilo, donde los ultimos 4
radicales mencionados no estan sustituidos en la porcién arilo o
pueden llevar 1, 2, 3 0 4 radicales R*,

COORY!, CONR'*R¥’, SO:NR¥R"®, -NH-S0,-R",

NH-CO-R¥, S0,-R*,

~(CH2)p"NR"™RY conp =0,1,2,3,4,506y

O-(CH2)-NR¥®RY con g =2, 3,4, 50 6;

donde

R* tiene uno de los significados indicados para R'?,

R" tiene uno de los significados indicados para R'®,

R* tiene uno de los significados indicados para R'°,

RY" tiene uno de los significados indicados para R®’,

R*2 tiene uno de los significados indicados para R,

RY® tiene uno de los significados indicados para R,

RY* tiene uno de los significados indicados para R,

RY tiene uno de los significados indicados para R,

R*® tiene uno de los significados indicados para R, y

RY’ tiene uno de los significados indicados para R;

se selecciona en forma independiente entre si entre hidrégeno,
NHa, CN, CF3, CHF,, CHoF, O-CF3, O-CHF,, O-CH.F,
OCH,COOH, C+-Cg-alquilo, C4-Cs-alcoxi, C1-Cs-alcoxi-C1-Cy-

alquilo, C4-Cgs-alquiltio, donde los dltimos 4 radicales mencionados
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pueden estar parcial o totalmenie halogenados y/o tener 1,203
sustituyentes R”?,
Ca-Cr-cicloalguilo, Ca-Cr-cicloalquil-C4-Cy-alquilo, Cs-Cr-cicloalquil-
O, donde la porcidn cicloalquilo en los ultimos tres radicales
mencionados puede tener 1, 2, 3 0 4 radicales R*®, y donde 1 0 2
grupos CHz en la porcidn cicloalquilo pueden reemplazarse por O,
NHo S,
arilo, hetarilo, O-arilo, CHz-arilo, O-CHs-arilo, donde los dltimos 4
radicales lmencionados no estan sustituidos en la porcién arilo o
pueden llevar 1, 2, 3 0 4 radicales R",
COORY!, CONRY?RY®, SO,NR"*R"®, -NH-S0,-R"*,
NH-CO-R*®, SO,-R*,
-(CH2),-NR”RY conp =0,1,2,3,4,506y
O-(CH)o-NR"RY" conq =2, 3, 4, 5 0 6;
donde arilo es, independientemente en cada caso, fenilo o naftilo y hetarilo
es, independientemente en cada caso, un radical heterociclico aromatico de
5 0 6 miembros que tiene 1, 2, 3 0 4 atomos de nitrdgeno como miembros del
anillo’o que tiene un heteroatomo seleccionado entre oxigeno y azufre, v,
opcionalmente, 1, 2 0 3 atomos de nitrégeno como miembros del anillo;
ydonderesO, 1,2, 304,y las sales farmacéuticamente adecuadas del
mismo.
12. El compuesto de carboxamida de acuerdo con cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, CARACTERIZADO PORQUE corresponde a la

férmula I-A,
0O R

(Wii\ - s (1-A)
0

f‘|'l RSb Raa
N\
Q—R’
donde
R'  es hidrégeno, C-Cio-alquilo, C,-C1g-alquenilo, Co-Cqg-alquinilo, donde
los Ultimos 3 radicales mencionados pueden estar parcial o totaimente

halogenados y/o tener 1, 2 0 3 sustituyentes R'2,
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C3-Co-cicloalquilo, Cs-Cr-cicloalquil-C4-Cy-alquilo, donde un grupo CHo
en la porcién cicloalquilo de los Ultimos dos radicales mencionados
puede reemplazarse por O, NH, 0 S, o dos atomos de C adyacentes
pueden formar una unién doble, donde la porcidn cicloalquilo ademas
puede tener 1, 2, 3 0 4 radicales R™,

arilo, hetarilo, aril-C4-Ce-alquilo, aril-C,-Cg-alguenilo, hetaril-C+-Cs-

alquilo o hetaril-C,-Cg-alquenilo, donde los grupos arilo y hetarilo en los

ultimos 6 radicales mencionados pueden no estar sustituidos o llevar 1,

2, 3 0 4 radicales R'° idénticos o diferentes; donde

R se selecciona en forma independiente entre si entre OH, SH,
COOH, CN, OCH,COOH, C4-Cg-alcoxi, C4-Cg-haloalcoxi, C3-C+-
cicloalquiloxi, C+-Ce-alquiltio, C4-Cg-haloalquiltio, COOR?',
CONR*R*, SO,NR¥R™, -NR**-S0,-R*, NR*-CO-R®, SO,-R*y
NR%R”;

R'™ se selecciona en forma inde—pendiente entre si entre OH, SH,
COOH, CN, OCH,COOH, halégeno, fenilo que tiene
opcionaimente 1, 2 0 3 sustituyentes R'°,

C4-Ce-alquilo, C4-Cg-alcoxi, C4-Cg-alquiltio, donde las porciones
alquilo en los ultimos 3 sustituyentes mencionados pueden estar
parcial o totalmente halogenadas y/o tener 1, 2 0 3 sustituyentes
R1a’

COORP', CONR™R", SO,NR™R"® NR™-S0,-R™ NR"-CO-R®,
S0.-R™y NR™RY,

ademas los radicales R™® pueden formar juntos un grupo Ci-Cs-
alquileno, o 2 radicales R™ unidos a 4tomos de C de cicloalquilo
adyacentes tambien pueder{formar junto con los atomos de
carbono a los cuales estan unidos un anillo benceno:

R'® se selecciona en forma independiente entre si entre OH, SH,
halégeno, NO,, NH,, CN, COOH, OCH,COOQOH, C,-Cg-alquilo, C+-
Ce-alcoxi, Cy-Cg-alcoxi-C4-Cy-alquilo, C4-Ce-alquiltio, donde las
porciones alquilo en los Gitimos 4 sustituyentes mencionados
pueden estar parcial o totalmente hailogenadas y/o tener 1,2 0 3

sustituyentes R'?,
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Cs-Co-cicloalquilo, Cs-Cr-cicloalquil-C4-Cs-alquilo, C3-Co-
cicloalquiloxi, donde la porcién cicloalquilo de los ultimos tres
radicales mencionados puede tener 1, 2, 3 0 4 radicales R'®, y
donde 102 grupds CH> en la porcidn cicloalquilo pueden
reempla’zarse por O,NHo S,

arilo, hetarilo, O-arilo, O-CHs-arilo, donde los Ultimos tres radicales

mencionados no estan sustituidos en la porcion arilo o pueden

llevar 1, 2, 3 0 4 radicales R*¢,

COOR®', CONR®™R®, SO,NR®R™, NR®-S0,-R** NR®-CO-R%,

S0,-R*, " | _

~(CH,)p-NR®R” conp=0,1,2,3,4,506Y

0-(CH,)-NR®®R* con q = 2, 3, 4, 5 0 6; donde

R*", R y R®' son en forma independiente entre si H, C;-Ce-
alquilo, C1-Cg-haloalquilo, C4-Ce-alquilo que tiene 1,20 3
sustituyentes R'®, 0 C»-Ce-alquenilo, C»-Cg-alquinilo, Cs-Cr-
cicloalquilo, C3-C-cicloalquil-C4-Cs-alquilo, Cs-Cy-
heterocicloalquil—C%—C4-alquilo, C1-Ce-alcoxi-C4-Cy-alquilo,
arilo, aril-C4-C4-alquilo, hetarilo o hetaril-C4-C4-alquilo, donde
Ios)grupos arilo y hetarilo en los ultimos 4 radicales
mencionados no estan sustituidos o tienen 1,20 3
sustituyentes R'Y,

R* R"y R* son en forma independiente entre si H, C4-Cs-
alquilo, C+-Cg-haloalquilo, C4-Cg-alquilo que tiene 1,20 3
sustituyentes R'?, 0 C,-Cg-alquenilo, C,-Cg-alquinilo, Cs-Cy-
Ci.clo-alquilo, C3-Co-cicloalquil-C4-Cs-alquilo, C3-Co-
heterocicloalquil-C+-Cy-alquilo, Cq-Ce-alcoxi-C4-Cy-alquilo,
arilo, aril-C4-Cy4-alquilo, hetarilo o hetaril-C4-C4-alquilo, donde
los grupos arilo y hetarilo en los ultimos 4 radicales
mencionados no estan sustituidos o tienen 1,20 3
sustituyentes R, y

R* Ry R® son en forma independiente entre si H, C{-Ce-
alquilo, C+-Cg-haloalquilo, C4-Cg-alquilo que tiene 1,2 0 3

sustituyentes R'?, 0 C,-Cg-alquenilo, C»-Cg-alquinilo, Cs-Cy-
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cicloalquilo, Cs-Cy-cicloalquil-C+-Cy-alquilo, C3-Co-
heterocicloalquil-C4-Cy4-alquilo, C4-Ces-alcoxi-C4-Cy-alquilo,
arilo, ariI-C1—C4-alquilo, hetarilo o hetaril-C+-C4-alquilo, donde
los grupos arilo y hetarilo en los ultimos 4 radicales
mencionados no estan sustituidos o tienen 1,2 0 3
sustituyentes R'%, o

los dos radicales R* y R*, 0 R? y R™® 0 R® y R® forman

junto con el atomo de N un heterociclo con nitrégeno

opcionalmente sustituido de entre 3 y 7 miembros que puede

tener opcionalmenfe 1,203 heteroétbmos adicionales
iguales o diferentes seleccionados entre O, N, S como
miembros del anillo, '

R*, R™y R* son en forma independiente entre si C+-Cs-alquilo,
C-Ce-haloalguilo, C4-Ce-alquilo que tiene 1,2 0 3
sustituyentes R'?, o C,-Ce-alquenilo, C,-Cg-alquinilo, Cs-Cs-
cicloalquilo, Cs-Cr-cicloalquil-C4-Cs-alquilo, C3-Co-
heterocicloalquil-C4-Cy-aiquilo, C4-Cg-alcoxi-C4-Cy-alquilo,
arilo, aril-C4-C4-alquilo, hetarilo o hetaril-C4-C4-alquilo, donde
los grupos arilo y hetarilo en los Ultimos 4 radicales
mencionados no estan sustituidos o tienen 1,2 03
sustituyentes R'%, y

R®, R® y R® tienen en forma independiente entre si uno de los
significados mencionados para R*', R™ y R*",

R*® Ry R son en forma {ndependiente entre sf H, Cy-Ce-
alquilo, C+-Ce-alcoxi, C4-Cg-haloalquilo, C4-Cg-alquilo que
tiene 1, 2 0 3 sustituyentes R'? o C.-Ce-alguenilo, Co-Cs-
alquinilo, C3-Cy-cicloalquilo, Cz-C-cicloalquil-C4-Cs-alquilo,
Cs-Cr-heterocicloalquil-C4-Cy4-alquilo, C4-Ce-alcoxi-C4-Cy-
alquilo, CO-C+-Ce-alquilo, CO-0-C4-Ce-alquilo, SO,-C+-Ce-
alquilo, arilo, hetarilo, O-arilo, OCHg-arilo, aril-C4-Cg-alquilo,
hetaril-C+-Cs-alquilo, CO-arilo, CO-hetarilo, CO-(aril-C4-Cs-
alquilo), CO-(hetaril-C+-Cs-alquilo), CO-O-arilo, CO-0O-
hetarilo, CO-O-(aril-C;-Ca-alquila), CO-O-(hetaril-C1-Ce-
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alquilo), SOs-arilo, SOz-hetarilo, SO,-(aril-C4-Cs-alquilo) o
SO,-(hetaril-C4-Cy-alquilo), donde los grupos arilo y hetarilo
en los ultimos 18 radicales mencionados no estan sustituidos
o tienen 1, 2 o 3 sustituyentes R', y

R*, R® y R son en forma independiente entre si H, C1-Ce-
alquilo, C+-Cs-haloalquilo, C4-Cs-alquilo que tiene 1,203
sustituyentes R'®, o C,-Cg-alquenilo, C,-Cs-alquinilo, Ca-C-
cicloalquilo, C3-Cr-cicloalquil-C+-C4-alquilo, Cs-Co-
heterocicloalquil-C+-Cs-alquilo, C1-Cs-alcoxi-C1-Cy-alquilo,
arilo, aril-C4-Cs-alquilo, hetarilo o hetaril-C;-C4-alquilo, donde
los grupos arilo y hetarilo en los Ultimos 4 radicales
mencionados no estan sustituidos o tienen 1,2 03
sustituyentes R'%, o los dos radicales R*®y R*, 0 R® y R”" o
R°®y R*" forman junto con el 4tomo de N un heterociclo con
nitrdgeno opcionalmente sustituido de entre 3 y 7 miembros
que puede tener opcionalmente 1, 2 o 3 heteroatomos
adicionales iguales o diferentes seleccionados entre O, Ny S
como miembros del anillo,
o dos radicales R™ o R'® unidos a 4tomos de C adyacentes
forman junto con los atomos de C a los cuales estan unidos
un carbociclo opcionalmente sustituido de 4,5,6 07
miembros o un heterociclo opcionalmente sustituido que
tiene 1, 2 0 3 heteroatomos iguales o diferentes
seleccionados entre O, Ny S como miembros del anillo;

R' se selecciona entre haldgeno, OH, SH, NO,, COOH, C(O)NH,
CHO, CN, NH,, OCH,COOH, C+-Cg-alquilo, C4-Cg-haloalquilo, C-
Cs-alcoxi, C1-Cg-haloalcoxi, Cy-Ce-alquiltio, C4-Cg-haloalquiltio, CO-
C4-Ce-alquilo, CO-0-C4-Cs-alquilo, NH-C4-Cs-alquilo, NHCHO, NH-
C(0)C4-Ce-alquilo, y SO,-C4-Ce-alquilo o dos radicales R'® unidos
a atomos de carbono adyacentes pueden formar juntos una
porcién -0-Alk"-O-, donde Alk" es C4-Cs-alcandiilo lineal, que no
esta sustituido o donde 1 o 2 dtomos de hidrégeno pueden

reemplazarse por fllor, cioro o metilo;



es hetarilo, el cual no esta sustituido o lleva 1, 2, 3 0 4 radicales R?
iguales o diferentes, donde

R% tiene uno de los significados indicados para R';

R® y R* son en forma independiente entre si hidroxi o Cs-C4-alcoxi, o junto

con el atomo de carbono al cual estan unidos son C=0 o C=NR?>; o

R% y R* juntos forman una porcién S-Alk-S, 0-Alk-S 0 0-Alk-O, donde Alk

es C,-Cs-alcandiilo lineal, que puede no estar sustituido o estar

sustituido con 1, 2, 3 0 4 radicales seleccionados entre C4-Cs-alquilo o

halégeno;

es H, C4-Ce-alquilo, C4-Ce-alcoxi, Co-Ce-alquenilo, Cs-Ce-cicloalquilo, Cs-

Ce-cicloalquil-C4-C4-alquilo, C,-Ce-alqueniloxi, Cs-Ce-cicloalquiloxi o Cs-

Ce-cicloalquil-C4-C4-alquiloxi;

es una unidn simple o una porcion Alk'-Z, donde

Z  estaunido a R?y se selecciona entre una unién simple, O, S,
S(=0), S(=0), y NRY donde R? se selecciona entre hidrégeno, C+-
Cy-alquilo y C4-C4-haloalquito;

Alk' es C+-Cs-alcandiilo lineal, donde 1, 2 0 3 dtomos de hidrogeno
pueden reemplazarse por C¢-Cys-alquilo, C4-C4-haloalquilo o
halégeno;

es hidrégeno o un radical de las férmulas C(=0)-0-R*!, C(=0)-NR*R*,

C(=0)-N(R*))-(C4-Ce-alquilen)-NR“R™ 0 C(=0)-N(R*)NR*R™, en

donde

R*' es hidrégeno, C;-Ce-alquilo, C;-Ce-haloalquilo, Cs-Cs-alquilo que
tiene 1, 2 0 3 sustituyentes R™, o C,-Cg-alquenito, Co-Ce-alquinilo,
Cs-Cr-cicloalquilo, Cs-Cr-cicloalquil-C4-C4-alquilo, C3-Cy-
heterocicloalquil-C4-Cs-alquilo, C4-Cg-alcoxi-C+-Cy-alquilo, donde
los grupos alquilo, alquenilo, alcoxi, alquinilo, cicloalquilo,
heterocicloalquilo en los Ultimos 6 radicales mencionados no estan
sustituidos o tienen 1, 2 o 3 sustituyentes R, o arilo, aril-C4-Cs-
alquilo, hetarilo o hetaril-C4-C,-alquilo, donde los grupos arilo y
hetarilo en los ultimos 4 radicales mencionados no estan
sustituidos o tienen 1, 2 o 3 sustituyentes R*,

R* es H, OH, CN, C;-Cs-alquilo, Ci-Cg-haloalquilo, C-Cs-alquilo que
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tiene 1, 2 0 3 sustituyentes R, o C,-Cs-alquenilo, Co-Ce-alquinilo,
Cg—Cy-CicioanuiIo, Cs-Cy-cicloalquil-C4-Cy4-alquilo, Cs-Co-
heterocicloalquil-C4-C4-alquilo, C4-Cg-alcoxi-C+-Cy-alquilo, CO-C4-
Ce-alquilo, CO-0-C4-Cs-alquilo, SO,-C+-Ce-alquilo, O-C+-Cs-alquilo,
donde Ids grupos alquilo, alcoxi, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo,
heterocicloalquilo en los ultimos 10 radicales mencionados no
estan sustituidos o tienen 1, 2 0 3 sustituyentes R,

arilo, O-arilo, O-CHy-arilo, hetarilo, O-CHs-hetarilo, aril-C4-Cs-
alquilo, hetaril-C¢-Cy-alquilo, CO-arilo, CO-hetarilo, CO-(aril-C¢-Cy-
alquilo), CO-(hetaril-C+-C4-alquilo), CO-O-arilo, CO-O-hetarilo, CO-
O-(aril-C4-C4-alquilo), CO-O-(hetaril-C+-Cy-alquilo), SOz-arilo, SO,-
hetarilo,ASOQ—(aril-CrCo,—alqui!o) 0 SO»-(hetaril-C4-Cs-alquilo),
donde los grupos arilo y hetarilo en los Gltimos 19 radicales
mencionados no estan sustituidos o tienen 1, 2 0 3 sustituyentes
R y

es H, C4-Cg-alquilo, C1-Cg-haloalquilo, C4-Ce-alquilo que tiene 1, 2
0 3 sustituyentes R*®, o C,-Cg-alquenilo, C,-Cg-alquinilo, Cs-C-
cicloalquilo, C3-Cr-cicloalquil-C4-C4-alquilo, Cs-C7-heterocicloalquil-
C1-Cs-alquilo, C4-Cg-alcoxi-C+-Cy4-alquilo, donde los grupos alquilo,
alquenilo, alcoxi, aiquinilo,'cicloaiquilo, heterocicloalquilo en los
altimos 6 radicales mencionados no estan sustituidos o tienen 1, 2
0 3 sustituyentes R,

arilo, aril-C4-C4-alquilo, hetarilo ¢ hetaril-C4-Cy4-alquilo, donde los
grupos arilo y hetarilo en los Ultimos 4 radicales mencionados no
estan sustituidos o tienen 1, 2 o 3 sustituyentes R, o

los dos radicales R y R*® forman junto con el atomo de N un
heterociclo con nitrégeno de entre 3 y 7 miembros que puede
tener opcionalmente 1, 2 0 3 heterodtomos adicionales iguales o
diferentes seleccionados entre O, N, S como miembros del anillo,
y que puede tener 1, 2 o 3 sustituyentes R™,

es H, OH, CN, C+-C¢-alquilo, C4-Cg-haloalquilo, C-Cs-alquilo que
tiene 1, 2 o 3 sustituyentes R, o C,-Ce-alquenilo, C,-Cg-alquinilo,

Cs-Cy-cicloalquilo, Cs-Cr-cicloalquil-C+-Cy-alquilo, Ca-C-
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heterocicloalquil-C+-Cs-alquilo, C4-Ce-alcoxi-C4-Cys-alquito, CO-Cy-
Ce-alquilo, CO-0-C4-Ce-alquilo, SO,-C+-Cs-alquilo, donde los
grupos alquilo, alquenilo, alcoxi, alquinilo, cicloalquilo,
heteroci.cloalquilo en los ultimos 9 radicales mencionados no estan
sustituidos o tienen 1, 2 o 3 sustituyentes R,
arilo, O;érilo, O-CH,-arilo, hetarilo, aril-C1-Cs-alquilo, hetaril-C-Cy-
alquilo, CO-arilo, CO-hetarilo, CO-(aril-C4-C4-alquilo), CO-(hetaril-
C4-Cs-alquilo), CO-O-arilo, CO-O-hetarilo, CO-0O-(aril-C4-Cy-
alquilo), CO-0O-(hetaril-C+-Cy4-alquilo), SOs-arilo, SO,-hetarilo, SO,-
(aril-C4-Cy-alquilo) o SO,-(hetaril-C4-Cy4-alquilo), donde los grupos
arilo y hetarilo en los Gltimos 18 radicales mencionados no estan
sustituidos o tienen 1, 2 o 3 sustituyentes R™, y
donde R* tiene uno de los significados indicados para R'?, R® tiene
uno de los significados indicados pér_a R'®, y R tiene uno de los
significados indicados para R'¢;
se selecciona en forma independiente entre si entre hidrogeno, OH, SH,
halégeno, NO,, NH,, CN, CF,, CHF,, CHoF, O-CF3, O-CHF,, O-CH.F,
COOH, OCH,COOH, C4-Cg-alquilo, C4-Cg-alcoxi, C1-Cg-alcoxi-C4-Cy-
alquilo, C4-Cg-alquiltio, donde los Gltimos 4 radicales mencionados
pueden estar parcial o totalmente halogenados y/o tener 1,20 3
sustituyentes R*?
Cs-Cy-cicloalquilo, Cs-Cr-cicloalquil-C+-Cy-alquilo, Cs-Co-cicloalquil-
O, donde la porcién cicloalquilo en los Ultimos tres radicales
mencionados puede tener 1, 2 3 0 4 radicales R, y donde 102
grupos CHj en la porcion cicloalquilo pueden reemplazarse por O,
NHoS,:
arilo, hetarilo, O-arilo, CHs-arilo, O-CHs-arilo, donde los Ultimos 4
radicales mencionados no estan sustituidos en la porcion arilo o
pueden llevar 1, 2, 3 0 4 radicales R*,
COORY', CONR™R", SO,NR"R*, -NH-S0,-R*,
NH-CO-RY, SO,-R*,
-(CHo)p-NRY®RY conp=0,1,2,3,4,506Y
O-(CH,)-NRY® R con q = 2, 3, 4, 5 0 6;
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donde
R"® tiene uno de los signiﬁcédos indicados para R'?,
R tiene uno de los sighificados indicados para R,
RY tiene uno de los significados indicados para R,
RY" tiene uno de los significados indicados para R,
RY? tiene uno de los significados indicados para R,
R” tiene uno de los significados indicados para R,
RY* tiene uno de los significados indicados para R,
RY tiene uno de los significados indicados para R*,
RY® tiene uno de los significados indicados para R, y
RY” tiene uno de los significados indicados para R°";
donde arilo es, independientemente en cada caso, fenilo o naftilo y hetarilo es,
independientemente en cada caso, un radical heterociclico aromatico de 5 0 6
miembros que tiene 1, 2, 3 0 4 atomos de nitrbgeno como miembros del anillo o
que tiene un heterodtomo seleccionado entre oxigeno y azufre, y, opcionalmente,
1, 2 0 3 atomos de nitrégeno como miembros del anillo;
nes0,102 qges2o03,y elasterisco (*) indica un centro quiral, y las sales
farmacéuticamente adecuadas del mismo.
13. Elcompuesto de Carboxamida de acuerdo con la reivindicacion 12,
CARACTERIZADO PORQUE g es 2.
14. El compuesto de carboxamida de acuerdo con cualquiera de las
reivindicaciones 1 a 11, CARACTERIZADO PORQUE corresponde a ia

férmula |-B,
R, i}

(-B)

donde
R' es hidrégeno, Cs-Cqo-alquilo, C,-C1o-alquenilo, C,-Crg-alquinilo, donde
los ultimos 3 radicales mencionados pueden estar parcial o totalmente
halogenados y/o tener 1, 2 o 3 sustituyentes R,

C3-Cy-cicloalquilo, C3-Cr-cicloalquil-C4-Cy4-alquilo, donde un grupo CHo
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en la porcidn cicloalquilo de los Ultimos dos radicales mencionados

puede reemplazarse por O, NH, 0 S, o dos atomos de C adyacentes

pueden formar una unién doble, donde la porcion cicloalquilo ademas

puede tener 1, 2, 3 0 4 radicales R,

arilo, hetarilo, aril-C+-Ceg-alquilo, aril-C,-Ce-alquenilo, hetaril-C4-Cy-

alquilo o hetaril-C,-Cg-alquenilo, donde los grupos arilo y hetarilo en los

Ultimos 6 radicales mencionados pueden no estar sustituidos o lievar 1,

2, 3 0 4 radicales R'® idénticos o diferentes; donde

R se selecciona en forma independiente entre si entre OH, SH,
COOH, CN, OCH,COOQOH, C4-Cg-alcoxi, C4-Cg-haloalcoxi, C3-C+-
cicloalquiloxi, C+-Ce-alquiltio, C4-Cs-haloalquiltio, COOR?',
CONR®R® SO,NR*¥R* -NR*-S0,-R* NR®-CO-R®, SO,-R* vy
NRaBRa7;

R'™ se selecciona en forma independiente entre si entre OH, SH,
COOH, CN, OCH,COOH, haldgeno, fenilo que tiene
opcionalmente 1, 2 o 3 sustituyentes RS,

C4-Ce-alquilo, C¢-Ce-alcoxi, C-Cs-alquiltio, donde las porciones
alquilo en los dltimos 3 sustituyentes mencionados pueden estar
parcial o totalmente halogenadas y/o tener 1, 2 0 3 sustituyentes
R1a,

COOR"®', CONR™R", SO,NR"R, NR%-S0,-R™, NR"-CO-R",
SOQ‘Rb4 v NRbBRw,

ademas los radicales R'® pueden formar juntos un grupo Cy-Cs-
alquileno, o 2 radicales R unidos a dtomos de C de cicloalquilo
adyacentes también pueden formar junto con los atomos de
carbono a los cuales estan unidos un anillo benceno;

R'® se selecciona en forma independiente entre si entre OH, SH,
haldgeno, NO,, NH,, CN, COOH, OCH,COOH, C;-Cs-alquilo, C+-
Ce-alcoxi, Cy-Ce-alcoxi-C+-Cy-alquilo, C4-Ce-alquiltio, donde las
porciones alquilo en los ultimos 4 sustituyentes mencionados
pueden ‘estar parcial o totalmente halogenadas y/o tener 1,2 0 3
sustituyentes R'2,

Cs-Cr-cicloalquilo, Cs-Cr-cicloalquil-C4-Cy-alquilo, C3-Cy-



cicloalquiloxi, donde la porcion cicloalquilo de los ultimos tres

radicales mencionados puede tener 1, 2, 3 0 4 radicales R, y

donde 1 0 2 grupos CH, en la porcidn cicloalquilo pueden

reemplazarse por O,NH o S,

arilo, hetarilo, O-arilo, O-CHs-arilo, donde los Uitimos tres radicales

mencionados no estan sustituidos en la porcion arilo o pueden

llevar 1, 2, 3 0 4 radicales R'°,

COOR®', CONR®R®, SO,NR¥R®, NR®-S0,-R** NR®“-CO-R®,

S0,-R%,

-(CH2),"NR®R” conp=0,1,2,3,4,506y

0-(CHy)-NR®RY con q = 2, 3, 4, 5 0 6; donde

R R® y R®" son en forma independiente entre si H, C-Cs-
alquilo, C+-Ce-haloalquilo, C4-Cg-alquilo que tiene 1,2 0 3
sustituyentes R'?, o C,-Cg-alquenilo, C,-Cs-alquinilo, C-Co-
cicloalquilo, Cs-C7-cicloalquil-C+-C4-alquilo, C3-C-
heterocicloalquil-C+-Cy4-alquilo, C4-Ce-alcoxi-C-Cy-alquilo,
arilo, aril-C4-Cs-alquilo, hetarilo o hetaril-C+-Cy4-alquilo, donde
los grupos arilo y hetarilo en los Ultimos 4 radicales
mencionados no estan sustituidos o tienen 1,2 0 3
sustituyentes R,

R® R"y R® son en forma independiente entre si H, Ci-Ce-
alquilo, C1—C6-haloalqu'ilo, C4-Ce-alquito que tiene 1,20 3
sustituyentes R'?, o C,-Ce-alquenilo, C,-Cg-alquinilo, C5-Cy-
cicloalquilo, C3-C-cicloalquil-C4-Cs-alquilo, C3-C-
heterocicloalquil-Cy-Cy-alquilo, Cy-Cg-alcoxi-C4-Cy-alquilo,
arilo, aril-C4-Cy-alquilo, hetarilo o hetaril-C4-C4-alquilo, donde
los grupos arilo y hetarilo en los Gltimos 4 radicales
mencionados no estan sustituidos o tienen 1,2 0 3
sustituyentes R'?, y

R*, R*y R® son en forma independiente entre si H, C{-Ce-
alquilo, C+-Cs-haloalquilo, C4-Ce-alquilo que tiene 1,20 3
sustituyentes R'®, o C»-Ce-alquenilo, C,-Cg-alquinilo, C3-Cy-

cicloalquilo, Cs-Cr-cicloalquil-C4-Cs-alquilo, C3-Co-
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heterocicloalquil-C4-C4-alquilo, C4-Cg-alcoxi-C4-Cy-alquilo,
arilo, aril-C1-C4-alquilo, hetarilo o hetaril-C4-C;-alquilo, donde
Ios_a grupos arilo y hetarilo en los Ultimos 4 radicales
mencionados no estan-sustituidos o tienen 1,20 3
sustituyentes R'%, o

los dos radicales R® y R*, 0 R%y R*® 0 R®y R® forman

junto con el &tomo de N un heterociclo con nitrégeno

opcionalmente sustituido de entre 3 y 7 miembros que puede

tener opcionalmente 1, 2 0 3 heterocatomos adicionales
iguales o diferentes seleccionados entre O, N, S como
miembros del anillo,

R*, R™y R™ son en forma independiente entre si C4-Cg-alquilo,
C4-Ce-haloalquilo, C4-Ce-alquilo que tiene 1,2 0 3
sustituyentes R'®, o C,-Cg-alquenilo, C,-Cg-alquinilo, Cs-C-
cicloalquilo, C3-Cy-ciclealquil-C4-Cs-alquilo, Ca-Co-
heterocicloalquil-C4-Cs-alquilo, C4-Cg-alcoxi-C4-Cy-alquilo,
ari[o, aril-C1—C4-alqu.ilo, hetarilo o hetaril-C4-Cs-alquilo, donde
los grupos arilo y hetarilo en los Ultimos 4 radicales
mencionados no estén sustituidos o tienen 1,20 3
sustituyentes R'?, y

R*, R" y R® tienen en forma independiente entre si uno de los
significados mencionados para R®', R”' y R®",

R?®, R" y R® son en forma independiente entre s H, C4-Ce-
alquilo, C4-Cg-alcoxi, Cy-Cg-haloalguilo, C4-Ce-alquilo que
tiene 1, 2 0 3 sustituyentes R'™, o Co-Ce-alquenilo, Co-Ce-
alquinilo, C3-C-cicloalquilo, Cs-Cy-cicloalquil-C4-Cs-alquilo,
Cs-Cr-heterocicloalquil-C4-Cy4-alquilo, C1-Ce-alcoxi-C1-Cy-
alquilo, CO-C4-Cg-alquilo, CO-0-C4-Cg-algquilo, SO,-C+-Cs-
alquilo, arilo, hetarilo, O-arilo, OCHg-arilo, aril-C+-Cy4-alquilo,
hetaril-C+-C4-alquilo, CO-arilo, CO-hetarilo, CO-(aril-C4-Cs-
alquilo), CO-(hetaril-C1-Cq-alquilo), CO-O-arilo, CO-O-
hetarilo, CO-O-(aril-C4-C4-alquilo), CO-O-(hetaril-C-Cy-
alquilo), SO,-arilo, SOz-hetarilo, SO,-(aril-C4-Cy4-alquilo) o
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SO:+ (hetaril-C¢-Cy-alquilo), donde los grupos arilo y hetarilo
en los UItimoé 18 radicales mencionados no estan sustituidos
o tienen 1, 2 0 3 sustituyentes R'®, y

R%, R" y R*” son en forma independiente entre si H, C-Cs-
alquilo, C1-Ce-haloalquilb, C4-Cs-alquilo que tiene 1,20 3
sustituyentes R'®, 0 C,-Cs-alquenilo, C,-Cg-alquinilo, C5-Co-
cicloalquilo, Cs-C7-cicloalquil-C4-Cs-alquilo, C3-C-
heterocicloalquil-C4-C4-alquilo, C4-Ce-alcoxi-C+-Cq-alquilo,
arilo, ariI—C1-C4—alquHo,- hetarilo o hetaril-C4-Cy-alquilo, donde
los grupos afilo y hetarilo en los ultimos 4 radicales
méncionados no estan sustituidos o tienen 1,2 0 3
sustituyentes R, o los dos radicales R* y R¥, 0 R® y R* o
Ry R forman junto con el 4tomo de N un heterociclo con
nitrdgeno opcionalmente sustituido de entre 3 y 7 miembros
que puede tener opcionalmente 1, 2 o 3 heteroatomos
adicionales iguales o diferentes seleccionados entre O, Ny S
como miembros del anillo,
o dos radicales R™® 0 R'® unidos a 4tomos de C adyacentes
forman junto con los atomos de C a los cuales estan unidos
Un carbociclo opoionalrﬁente sustituido de 4,5,607
miembros o un heterociclo opcionalmente sustituido que
tiene 1, 2 0 3 heteroatomos iguales o diferentes
seleccionados entre O, Ny S como miembros del anillo;

R'? se selecciona entre haldgeno, OH, SH, NO,, COOH, C(O)NH.,
CHO, CN, NH,, OCH,COOQOH, C+-Cg-alquilo, C4-Cs-haloalquilo, Cs-
Ce-alcoxi, C4-Cs-haloalcoxi, C4-Cg-alquiltio, C4-Ce-haloalquiltio, CO-
C+-Ce-alquilo, CO-0-C4-Cg-alquilo, NH-C+-Cg-alquilo, NHCHO, NH-
C(0)C4-Cs-alquilo, y SO»-C+-Cg-alquilo o dos radicales R' unidos
a atomos de carbono adyacentes pueden formar juntos una
porcion -0-Alk"-O-, donde Alk" es C4-Co-alcandiilo lineal, que no
esta sustituido o donde 1 0 2 &tomos de hidrégeno pueden
reemplazarse por fltor, cloro o metilo;

R? es hetarilo, el cual no estg sustituido o lleva 1, 2, 3 0 4 radicales =



iguales o diferentes, donde

R2° tiene uno de los significados indicados para R'c;

R**y R* son en forma independiente entre si hidroxi o C;-Cs-alcoxi, o junto

con el &tomo de carbono al cual estan unidos son C=0 o C=NR?%: o

R* y R* juntos forman una porcién S-Alk-S, O-Alk-S o O-Alk-O, donde Alk

es C,-Cs-alcandiilo lineal, que puede no estar sustituido o estar

sustituido con 1, 2, 3 0 4 radicales seleccionados entre C4-C4-alquilo 0

haldgeno; |

es H, C-Ce-alquilo, C1-Ce-alcoxi, Co-Cg-alquenilo, Cz-Ce-cicloalquilo, Cs-

Cs-cicloalquil-C4-Cy4-alquilo, Co-Ce-alqueniloxi, Cs-Ce-cicloalquiloxi o Ca-

Ce-cicloalquil-C4-Cy-alquiloxi;

es una unidn simple o una porcidn Alk'-Z, donde

Z  estdunido a R?y se selecciona entre una unién simple, O, S,
S(=0), S(=0), y NR? donde R se selecciona entre hidroégeno, C-
Cs-alquilo y C1-C4-haloalquilo;

Alk' es C4-Cs-alcandiilo lineal, donde 1, 2 0 3 atomos de hidrogeno
pueden reemplazarse por C+-Cs-alquilo, C4-C4-haloalguilo o
halogeno;

es hidrégeno o un radical de las férmulas C(=0)-0-R*", C(=0)-NR¥R"*,

C(=0)-N(R™)-(C;-Cg-alquilen)-NR™R* 0 C(=0)-N(R*)NR™R?, en

donde

R es hidrogeno, C-Ces-alquilo, C4-Cs-haloalquilo, C-Ce-alquilo que
tiene 1, 2 o 3 sustituyentes R™, o C,-Ce-alquenilo, C,-Cg-alquinilo,
Cs-Cy-cicloalquilo, Ca-Cy-cictoalquil-C4-Cg-alquilo, Cs-Co-
heterocicloalquil-C+-C4-alquilo, C4-Cg-alcoxi-C1-Cy-alquilo, donde
los grupos alquilo, alguenilo, alcoxi, alquinilo, cicloalquilo,
heterocicloalquilo en los Gltimos 6 radicales mencionados no estan
sustituidos o tienen 1, 2 o 3 sustituyentes R*®, o arilo, aril-C4-Cs-
alquilo, hetarilo o hetaril-C4-Cy-alquilo, donde los grupos arilo y
hetarilo en los ultimos 4 radicales mencionados no estan
sustituidos o tienen 1, 2 0 3 sustituyentes R*,

R*® esH, OH, CN, C-Cg-alquilo, Ci-Ce-haloalquilo, C-Cs-alquito que

tiene 1, 2 o 3 sustituyentes R, o C,-Cg-alquenilo, C,-Cg-alquinilo,
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Cs-Cr-cicloalquilo, Cs-Cy-cicloalquil-C4-Cy4-alquilo, Cs-Cy-
heteroc@ploalquil-&-C4-a|quilo, C1-Cg-alcoxi-C4-Cy-alquilo, CO-Cs-
Ce—alquilo, CO-0-C4-Cs-alquilo, SO,-C4-Ce-alquilo, O-C4-Ce-alquilo,
donde los grupos alquilo, alcoxi, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo,
heterocicloalquilo en los Ultimos 10 radicales mencionados no
estan sustituidos o tienen 1, 2 0 3 sustituyentes R

arilo, O-arilo, O-CHs-arilo, hetarilo, O-CHy-hetarilo, aril-C4-Cs4-
alquilo, hetaril-C4-Cy-alquilo, CO-arilo, CO-hetarilo, CO-(aril-C+-Ca-
alquilo), CO-(hetaril-C4-Cs-alquilo), CO-0O-arilo, CO-O-hetarilo, CO-
O-(aril-C4-Cs4-alquilo), CO-O-(hetaril-C4-Cs-alquilo), SOs-arilo, SO»-
hetarilo, SOz-(aril-C+-Cs-alquilo) 0 SO,-(hetaril-C+-Cy4-alquilo),
donde los grupos arilo y hetarilo en los ultimos 19 radicales
mencionados no estan sustituidos o tienen 1, 2 o 3 sustituyentes
Ry |

es H, C4-Ce-alquilo, C-Cg-haloalquilo, C4-Ce-alquilo que tiene 1, 2
0 3 sustituyentes R, o C,-Cg-alquenilo, C,-Cg-alquinilo, Ca-C+-
cicloalquilo, C3-Cr-cicloalquil-C4-C4-alquilo, Cs-Cs-heterocicloalquil-
C4-Cs-alquito, C4-Cg-alcoxi-C+-Cy-alquilo, donde los grupos alquilo,
alquenilo, alcoxi, alquiniio, cicloalquilo, heterocicloalquilo en los
ltimos 6 radicales mencionados no estan sustituidos o tienen 1, 2
0 3 sustituyentes R,

arilo, aril-C4-Cy-alquilo, hetarilo o hetaril-C4-C4-alquilo, donde los
grupos arilo y hetarilo en los Gltimos 4 radicales mencionados no
estan sustituidos o tienen 1, 2 o 3 sustituyentes R, o

los dos radicales R® y R* forman junto con el 4&tomo de N un
heterociclo con nitrdgeno de entre 3 y 7 miembros que puede
tener opcionalmente 1, 2 0 3 heteroatomos adicionales iguales o
diferentes seleccionados entre O, N, S como miembros del anillo,
y que puede tener 1,203 s'ustituyentes R,

es H, OH, CN, C+-Ce-alquilo, C4-Cs-haloalquilo, C-Ce-alquito que
tiene 1, 2 o 3 sustituyentes R™®, o C,-Ce-alquenilo, C,-Cg-alquinilo,
C3-Cy-cicloalquilo, Cs-Cy-cicloalquil-C4-Cy4-alquilo, C3-Co-

heterocicloalquil-C+-Cy4-alquilo, C+-Cg-alcoxi-C4-Cy-alquilo, CO-Cy-
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Cs-alquilo, CO—O—C1—CG—a!quilo, S0,-C+-Cs-alquilo, donde los
grupos alquilo, alquenilo, alcoxi, alquinilo, cicloalquilo,
heterocicloalquilo en los Ultimos 9 radicales menciocnados no estan
sustituidos o tienen 1, 2 o 3 sustituyentes R,
arilo, O-arilo, O-CHs-arilo, hetarilo, aril-C+-Cy-alquilo, hetaril-C4-Cy-
alquilo, CO-arilo, CO-hetarilo, CO-(aril-C4-Cs-alquilo), CO-(hetaril-
C4-Cy-alquilo), CO-0-arilo, CO-O-hetarilo, CO-O-(aril-C4-Cy-
alquito), CO-O-(hetaril-C4-C4-alquilo), SOs-arilo, SOs-hetarilo, SO,-
(aril-C4-Cs-alquilo) o SO,-(hetaril-C4-C4-alquilo), donde los grupos
ariloy hgtarilo en los ultimos 18 radicales mencionados no estan
suﬁnmdosotmnen1,2()33USMuyaﬂesFFﬂy
donde R* tiene uno de los significados indicados para R'?, R™ tiene
uno de los significados indicados para R'®, y R tiene uno de los
significados indicados para R';
se selecciona en forma independiente entre si entre hidrogeno, OH, SH,
halégeno, NO,, NH,, CN, CF3, CHF,, CHoF, O-CF3, O-CHF2, O-CH,F,
COOH, OCH,COOH, C4-Cg-alquilo, C4-Cg-alcoxi, C4-Cg-alcoxi-C1-Cy-
alquilo, C4-Cg-alquiltio, donde los Ultimos 4 radicales mencionados
pueden estar parcial o totalmente haldgenados y/otener 1,203
sustituyentes R*?,
Cs-Cr-cicloalquilo, C;-Cr-cicloalquil-C4-Cy-alquilo, C3-C7-cicloalquil-
O, donde la porcidn cicloalquilo en los Gltimos tres radicales
mencmnadospuedetener1,2,3()4ramoamsF¥m,ydonde1 02
grupos CH; en la porcion cicloalquilo pueden reemplazarse por O,
NHoS,. -
arilo, hetarilo, O-arilo, CHs-arilo, O-CHs-arilo, donde los Ultimos 4
radicales mencionados no estan sustituidos en la porcién arilo o
pueden llevar 1, 2, 3 0 4 radicales R,
COORY', CONRYRY, SO,NR'*R*, -NH-SO,-RY*,
NH-CO-R*®, SO,-R"*,
-(CHo)p-NR™¥R¥ conp=0,1,2,3,4,506Y
O-(CH2)¢-NR"RY con g =2, 3,4, 50 6;

ddnde
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RY2 tiene uno de los significados indicados para R'?,

RY® tiene uno de los significados indicados para R',

RY tiene uno de los significados indicados para R',

RY' tigne uno de los significados indicados para R*',

R* tiene uno de los significados indicados para R,

RY® tiene uno de los significados indicados para R,

RY* tiene uno de los significados indicados para R,

RY® tiene uno de los significados indicados para R,

R*® tiene uno de los significados indicados para R, y

RY’ tiene uno de los significados indicados para R°";

se selecciona en forma independiente entre si entre hidrogeno,
NHj, CN, CFs, CHF,, CHaF, O-CFs, O-CHF,, O-CH,F,
OCH,COQOH, C4-Cg-alquiio, C4-Ce-alcoxi, C1-Cg-alcoxi-C1-Cs-
alquilo, C4-Ce-alquiltio, donde los dltimos 4 radicales mencionados
pueden estar parcial o totalmente halogenados y/o tener 1,203
sustituyentes RY?,

Cs-Cs-cicloalquilo, Cs-Cr-cicloalquil-C+-Cy-alquilo, Cs-Cr-cicloalquil-
0, dond_e'la porcion cicloalquilo en los dltimos tres radicales
menoioﬁados puede tener 1, 2, 3 0 4 radicales RY® ydonde 102
grupos CHq en la por\ciéh cicloalquilo pueden reemplazarse por O,
NHo S,

arilo, hetarilo, O-arilo, CHs-arilo, O-CH,-arilo, donde fos Gitimos 4
radicales mencionados no estan sustituidos en la porcién arilo o
pueden lievar 1, 2, 3 0 4 radicales R,

COOR'', CONRYR”’, SO,NR'*R*, -NH-SO,-RY*,

NH-CO-R'S, SO-R",

(CHy)s-NRRY conp =0,1,2,3,4,506y

0-(CH2)q-NR¥RY' con g = 2, 3, 4, 5 0 6;

donde arilo es, independientemente en cada caso, fenilo o naftilo y hetarilo es,
independientemente en cada caso, un radical heterociclico aromatico de 5 0 6
miembros que tiene 1, 2, 3 0 4 atomos de nitrégeno como miembros del anillo o
que tiene un heteroatomo seleccionado entre oxigeno y azufre, y, opcionalmente,

1, 2 0 3 atomos de nitrégeno como miembros del anillo;
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nes0,102,ses 102,y elasterisco (*) indica un centro quiral, y las sales
farmacéuticamente adecuadas del mismo.

El compuesto de carboxamida de acuerdo con cualquiera de las
reivindicaciones 12 a 14, CARACTERIZADO PORQUE el atomo de carbono
indicado con un asterisco tiene pred_ominéntemente configuracion R.

El compuesto de carboxamida de acuerdo con cualquiera de las
reivindicaciones 1 a 11, CARACTERIZADO PORQUE corresponde a la

formula I-C,

(I-C)

R' es hidrégeno, Ci-Cio-alquilo, C,-Crg-alguenilo, Co-Cro-alquinilo, donde
los ultimos 3 radicales mencionados pueden estar parcial o totalmente
halogenados y/o tener 1, 2 o 3 sustituyentes R'?,

Cs-Cy-cicloalquilo, C3-Cr-cicloalquil-C4-Cs-alquilo, donde un grupo CH»

en la porcidn cicloalquilo de los valtimos dos radicales mencionados

puede reemplazarse por O, NH, 0 S, o dos atomos de C adyacentes

pueden formar una unién doble, donde la porcidn cicloalquilo ademas

puede tener 1, 2, 3 0 4 radicales R'®,

arilo, hetarilo, aril-C+-Ce-alquilo, aril-Co-Ce-alquenilo, hetaril-C4-Cy-

alquilo o hetaril-C,-Cg-alquenilo, donde los grupos arilo y hetarilo en los

ultimos 6 radicales mencionados pueden no estar sustituidos o llevar 1,

2, 3 0 4 radicales R'® idénticos o diferentes; donde |

R' se selecciona en forma independiente entre si entre OH, SH,
COOH, CN, OCHCOOH, C4-Cg-alcoxi, C1-Cg-haloalcoxi, Cs-Cr-
cicloalquiloxi, C1-C6—alquiltio, C+-Ce-haloalquiltio, COOR?,
CONR*R*®, SO,NR*R*, -NR#-S0,-R* NR*-CO-R*, SQ,-R*y
NRaGRa7;

R'™ se selecciona en forma independiente entre si entre OH, SH,
COOH, CN, OCH,COOH, halégeno, fenilo que tiene

opcionalmente 1, 2 o 3 sustituyentes R'Y,
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C1-C6—alquild, C1-C6-alcoxi, C4-Ce-alquiltio, donde las porciones
alquilo en los dltimos 3 sustituyentes mencionados pueden estar
parcial o totalmente halogenadaé y/o tener 1, 2 o 3 sustituyentes
R1a,

COOR®', CONRP2R™, SO,NRP2R®, NR?-S0,-R*, NRP2-CO-R™,
SOg-Rb4 y NRbst,

ademas los radicales R pueden formar juntos un grupo C;-Cs-
alquileno, o 2 radicales R™ unidos a &tomos de C de cicloalquilo
adyacentes también pueden formar junto con los atomos de
carbono a los cuales estan unidos un anillo benceno;

se selecéiona en forma independiente entre si entre OH, SH,
halégeno, NO,, NH,, CN, COOH, OCH,COOH, C;-Cg-alquilo, Cs-
Ce-alcoxi, C1-Ce-alcoxi-C?-Cﬁ-alquilo, C+-Ce-alquiltio, donde las
porciones alquilo en los ultimos 4 sustituyentes mencionados
pueden estar parcial o totalmente halogenadas y/o tener 1,2 0 3
sustituyentes R,

Cs-Cr-cicloalquilo, Cs-C-cicloalquil-C4-Cy-alquilo, Ca-Cq-
cicloalquiloxi, donde la porcion cicloalquilo de los ultimos tres
radicales mencionados puede tener 1, 2, 3 0 4 radicales R™®, y
donde 1 0 2 grupos CHy en la porcion cicloalquilo pueden

reemplazarse por O, NH o S,

arilo, hetarilo, O-arilo, O-CHs-arilo, donde los Ultimos tres radicales

mencionados no estan sustituidos en la porcion arilo o pueden

lievar 1, 2, 3 0 4 radicales Rjd,

COOR®", CONR®R®, SO,NR¥R%, NR®-S0,-R* NR®-CO-R®,

SO,-R*,

~(CH2)p-NR®R conp=0,1,2,3,4,506Yy

O-(CH2)q-NR®R con q = 2, 3, 4, 5 0 6; donde

R*" Ry R son en forma independiente entre si H, C-Ce-
alquilo, C4-Ce-haloalquilo, C4-Ce-alquilo que tiene 1,203
sustituyentes R'?, o Co-Cg-alquenilo, C,-Cs-alquinilo, C3-Co-
cicloalquilo, Cs-Cr-cicloalquil-C4-Cs-alquilo, Ca-Co-

heterocicloalquil-C+-Cy4-alquilo, C1-Cg-alcoxi-C+-Cy-alquilo,
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arilo, aril-C4-Cy4-alquilo, hetarilo o hetaril-C+-C4-alquilo, donde
los grupos arilo y hetarilo en los Ultimos 4 radicales
mencionados no estan sustituidos o tienen 1,2 0 3
sustituyentes R,

R®, R"y R son en forma independiente entre si H, C;-Cg-
alquilo, C4-Cs-haloalquilo, C4-Ce-alquilo que tiene 1,203
sustituyentes R, 0 Co-Ce-alquenilo, Co-Cg-alquinilo, C4-Co-
cicloalquilo, C3-C7-cicloalquil-C+-Cs-alquito, C3-Co-
heterocicloalquil-C+-C4-alquilo, C-Ce-alcoxi-C4-Cy-alquilo,
arilo, aril-C4-Cy4-alquilo, hetarilo o hetaril-C4-Cy4-alquilo, donde
los grupos arilo y hetarilo en los Gltimos 4 radicales
mencionados no estan sustituidos o tienen 1,2 0 3
sustituyentes R, y

R*, R*®y R* son en forma independiente entre si H, Cy-Cg-
alquilo, C4-Cs-haloalquilo, C1-Ce-alquilo que tiene 1,20 3
sustituyentes R o C,-Cs-alquenilo, C,-Cg-alquinilo, C3-Co-
cicloalquilo, C3-Co-cicloaiquil-C4-Cs-alquilo, Ca-Co-
heterocicloalquii-C+-Cs-alquilo, C+-Cg-alcoxi-C4-Cy-alquilo,
arilb, aril-C4-Cs-alquilo, hetarilo o hetaril-C4-Cy4-alquilo, donde
los grupos arilo y hetarilo en los Ultimos 4 radicales
mencionados no estan sustituidos o tienen 1,2 0 3
sustituyentes R, o
los dos radicales R y R*, 0 R*?y R®® 0 R y R® forman
junto con el atomo de N un heterociclo con nitrdgeno
opcionalmente sustituido de entre 3 y 7 miembros que puede
tener opcionalmente 1, 2 o 3 heteroatomos adicionales
iguales o diferentes seleccionados entre O, N, S como
miembros del anillo,

R**, R™ y R* son en forma independiente entre si C4-Cg-alquilo,
C1-Cs-haloalquilo, C4-Ce-alquilo que tiene 1,20 3
sustituyentes R'?, 0 Cp-Cg-alquenilo, C,-Cs-alquinilo, C3-Cs-
cicloalquilo, C3-Cy-cicloalquil-C4-Cs-alquilo, C3-Cy-

heterocicloalquil-C-Cs-alquilo, C4-Cg-alcoxi-C4-Cs-alquilo,



arito, aril-C¢-Cy-alquilo, hetarilo o hetaril-C4-C4-alquilo, donde
los grupos arilo y hetarilo en los Ultimos 4 radicales
mencionados no estan sustituidos o tienen 1,20 3
sustituyentes R'%, y

R*, R y R® tienen en forma independiente entre si uno de los
significados mencionados para R*', R”' y R,

R®, R y R son en forma independiente entre si H, C1-Cg-
alquilo, C+-Cg-alcoxi, C4-Cg-haloalquilo, C4-Cg-alquilo que
tiene 1, 2 0 3 sustituyentes R™, o C,-Cg-alquenilo, C»-Cg-
alquinilo, Cs-Cy-cicloalquilo, C3-C7-cicloalquil-C4-Cs-alquilo,
Cs-Cr-heterocicloalquil-C+-Cy-alquilo, C4-Ce-alcoxi-Cq-Cy-
alquilo, CO-C4-Cg-alquilo, CO-0-C+-Ce-alquilo, SO2-C+-Ce-
alquilo, arilo, hetarilo, O-arilo, OCHg-arilo, aril-C4-C4-alquilo,
hetaril-C+-Cg-alquilo, CO-arilo, CO-hetarilo, CO-(aril-C4-Cs-
alquilo), CO-(hetaril-C+-Cy4-alquilo), CO-O-arilo, CO-O-
hetarilo, CO-O-(aril-C+-Cs-alquilo), CO-O-(hetaril-C4-Cs-
alquilo), SOs-arilo, SOz-hetarilo, SO,-(aril-C4-C4-alquilo) o
SO;,-(hetaril-C4-Cy-alquilo), donde los grupos arilo y hetarilo
en los uitimos 18 radicales mencionados no estan sustituidos
o tienen 1, 2 0 3 sustituyentes R'%, y

R¥, Ry R son en forma independiente entre si H, C-Cs-
alquilo, C4-Ce-haloalquilo, C+-Ce-alquilo que tiene 1,203
sustituyentes R'?, o C,-Cg-alquenilo, C,-Cg-alquinilo, C5-C+-
cicloalquilo, Cs-Co-cicloalquil-C4-Cs-alquilo, Cs-C-
heterocicloalquil-C+-Cs-alquilo, C4-Cg-alcoxi-C+-Cy-alquilo,
arilo, aril-C+-C4-alquilo, hetarilo o hetaril-C4-Cs-alquilo, donde
Ios.grupos arilo y hetarilo en los dltimos 4 radicales
mencionados no estan sustituidos o tienen 1,20 3
sustituyentes R, o los dos radicales R*®* y R, 0 R® y R* o
Ry R® forman junto con el &tomo de N un heterociclo con
nitrdgeno opcionalmente sustituido de entre 3 y 7 miembros
que puede tener opcionalmente 1, 2 o 3 heterodtomos

adicionales iguales o diferentes seleccionados entre O, Ny S
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como miembros del anillo,

o dos radicales R™ o R'® unidos a 4tomos de C adyacentes
forman junto con los atomos de C a los cuales estan unidos
un carbociclo opcionalmente sustituido de 4, 5,6 07
miembros o un heteroéiclo opcionalmente sustituido que
tiene 1,203 hetefoétomos iguales o diferentes
seleccionados entre O, N y S como miembros del anillo;

R se selecciona entre halégeno, OH, SH, NO,, COOH, C(O)NHa,
CHO, CN, NH,, OCH,COOH, C4-Cs-alquilo, C4-Cg-haloalquilo, C+-
Cs-alcoxi, C4-Cg-haloalcoxi, C-Cg-alquiltio, C1-Cg-haloalquiltio, CO-
C+-Cs-alquilo, CO-0O-C4-Ce-alquilo, NH-C4-Ce-alquilo, NHCHO, NH-
C(0)C+-Cs-alquilo, y SO.-C+-Ce-alquilo o dos radicales R' unidos
a atomos de carbono adyacentes pueden formar juntos una
porcién-0-Alk"-0-, donde Alk" es C4-Co-alcandiilo lineal, que no
esta sustituido o donde 1 o 2 &tomos de hidrégeno pueden
reemplazarse por fllor, cloré o metilo;

es hetarilo, el cual no esté sustituido o lleva 1, 2, 3 o 4 radicales R

iguales o diferentes, donde

R tiene uno de los significados indicados para R'®:

R%* y R® son en forma independiente entre si hidroxi 0 C;-C4-alcoxi, o junto

con el &tomo de carbono al cual estan unidos son C=0 o C=NR?%: o

R* y R* juntos forman una porcién S-Alk-S, O-Alk-S o O-Alk-O, donde Alk

R3

es Cg-C5-alcqndiilo lineal, que buede no estar sustituido o estar

sustituido con 1, 2, 3 0 4 radicales seleccionados entre C4-Cs-alquilo o

haldégeno;

es H, C4-Ce-alquilo, C4-Cgs-alcoxi, Co-Ce-alquenilo, Cs-Ce-cicloalquilo, Cs-

Ce-cicloalquil-C4-Cg4-alquilo, Co-Ce-alqueniloxi, Cs-Ceg-cicloalquiloxi 0 Cs-

Ce-cicloalquil-C4-Cy-alquiloxi;

es una unién"Simple 0 una porcion Alk'-Z, donde

Z  estaunido a R®y se selecciona entre una unién simple, O, S,
S(=0), S(=0), y NR? donde R? se selecciona entre hidrdgeno, Cs-
Cs-alquilo y C4-Cy4-haloalquilc;

Alk' es Cy-Cg-alcandiilo lineal, donde 1, 2 0 3 atomos de hidrégeno
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pueden reemplazarse por C+-Cy4-alquilo, C1-Cy4-haloalquilo o

haldgeno;

es hidrégeno o un radical de las férmulas C(=0)-0-R¥', C(=0)-NR™®R*®,

C(=0)-N(R*)-(Cs-Ce-alquilen)-NR*R* o C(=0)-N(R*)NR*R*, en

donde

RX1

RXQ

es hidrogeno, Cq-Cg-alquilo, C4-Ce-haloalquilo, C4-Cs-alquilo que
tiene 1, 2-0 3 sustituyentes R™®, o C,-Ce-alquenilo, C»-Cg-alquinilo,
C3—C7—Cicloalquilo,-Cg-Cy—cicloalquil-Q—C4—alquilo, C3-Co-
heterocicloalquil-C+-Cs-alquiio, C1-Cg-alcoxi-C+-Cy-alquilo, donde
los grupos alquilo, alquenilo, alcoxi, alquinilo, cicloalguilo,
heterocicloalquilo en los L’Jltim.os 6 radicales mencionados no estan
sustituidos o tienen 1-, 2 o 3 sustituyentes R*, o arilo, aril-C¢-Cs-

alquilo, hetarilo o hetaril-C+-Cs-alquilo, donde los grupos arilo y

hetarilo en los Gltimos 4 radicales mencionados no estan

sustituidos o tienen 1, 2 o 3 sustituyentes R,

es H, OH, CN, C+-Ce-alquilo, C+-Cg-haloalquilo, C4-Ce-alquilo que
tiene 1, 2 0 3 sustituyentes R, o C,-Cs-alquenilo, C,-Ce-alquinilo,
Cs-Cr-cicloalguilo, C3-Cr-cicloalquil-C4-Cs-alquilo, C3-Co-
heterocicloalquil-C+-C4-alquilo, Cy-Ce-alcoxi-C+-Cs-alquilo, CO-Cy-
Cs-alquilo, CO-0-C+-Cs-alquilo, SO,-C¢-Ce-alquilo, O-C+-Ce-alquilo,
donde los grupos alquilo, alcoxi, alquenilo, aiquinilo, cicloalquilo,
heterocicloalquilo en los Ultimos 10 radicales mencionados no
estan sustituidos o tienen 1, 2 o 3 sustituyentes R*,

arilo, O-arilo, O-CHs-arilo, hetarilo, O-CHs-hetarilo, aril-C4-Ca-
alquilo, hetaril-C4-Cg-alquilo, CO-arilo, CO-hetarilo, CO-(aril-C4-Cq-
alquilo), CO-(hetaril-C4-C,-alquilo), CO-O-arilo, CO-O-hetarilo, CO-
O-(aril-C¢-C4-alquilo), CO-O-(hetaril-C4-C4-alquilo), SOq-arilo, SO,-
hetarilo, SO,-(aril-C+-C4-alquilo) 0 SO,-(hetaril-C4-Cy4-alquilo),
donde los grupos arilo y hetarilo en los Gltimos 19 radicales
mencionados no estan sustituidos o tienen 1, 2 o 3 sustituyentes
Ry

es H, C4-Cg-alquilo, C1-Ce-haloalquilo, C1-Cg-alquilo que tiene 1, 2

0 3 sustituyentes R™, o C,-Cg-alquenilo, C,-Cg-alquinilo, Cs-C-
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cicloalqﬁilo, Cs-Cs-cicloalquil-C+-Cg-alquilo, Cz-Cs-heterocicloalguil-
C+-Cs-alquilo, C4-Ce-alcoxi-C4-Ca-alquilo, donde los grupos alquilo,
alquenilo, alcoxi, alquinilo, c_icloalquilo, heterocicloalquilo en los
ultimos 6 radicales mencionados no estan sustituidos o tienen 1, 2
o0 3 sustituyentes R,

arilo, aril-C-Cg-alquilo, hetarilo o hetaril-C+-Cy4-alquilo, donde los
grupos arilo y hetarilo en los Ultimos 4 radicales mencionados no
estan sustituidos o tienen 1, 2 o 3 sustituyentes R, o

los dos radicales Ry R* forman junto con el a&tomo de N un
heterociclo con nitrégeno de entre 3 y 7 miembros que puede
tener opcionalmente 1, 2 0 3 heteroatomos adicionales iguales o
diferentes seleccionados entre O, N, S como miembros del anillo,
y que puede tener 1, 2 o 3 sustituyentes R™,

es H, OH, CN, C;-Cg-alquilo, C+-Ce-haloalquilo, C+-Ce-alquilo que
tiene 1, 2 o 3 sustituyentes R, o C,-Cg-alquenilo, Co-Ce-alquinilo,
Cs-Cr-cicloalquilo, C3-Cr-cicloalquil-C4-C4-alquilo, C3-C+-
heterocicloalquil-C+-Cs-alquilo, Cy-Cs-alcoxi-C+-Cy-alquilo, CO-Cy-
Ce-alquilo, CO-0-C4-Ce-alquilo, SO,-C¢-Cs-alquilo, donde los
grupos alquilo, alquenilo, alcoxi, alquinilo, cicloalquilo,
heterocicloalquilo en los Ultimos 9 radicales mencionados no estan
sustituidos o tienen 1, 2 o 3 sustituyentes R*®,

arilo, O-arilo, O-CHy-arilo, hetarilo, aril-C4-Cy4-alquilo, hetaril-C4-Cy-
alquilo, CO-arilo, CO-hetarilo, CO-(aril-C4-C4-alquilo), CO-(hetaril-
C4-Cy4-alquilo), CO-0O-arilo, CO-O-hetarilo, CO-0O-(aril-C4-Cy-
alquilo), CO-O-(hetaril-C4-Cs-alquilo), SO,-arilo, SO,-hetarilo, SO,-
(aril-C4-Cs-alquilo) o SO,-(hetaril-C4-C4-alquilo), donde los grupos
arilo y hetarilo en los Ultimos 18 radicales mencionados no estan

sustituidos o tienen 1, 2 0 3 sustituyentes R, y

donde R™ tiene uno de los significados indicados para R'?, R™ tiene
uno de los significados indicados para R, y R tiene uno de los
significados indicados para R'®:

se selecciona en forma independiente entre si entre hidrégeno, OH, SH,

haldgeno, NO,, NHp, CN, CF3, CHF,, CH,F, O-CF;, O-CHF,, O-CHaF,

45



COOQOH, OCH,COOH, C,-Cg-alquilo, C4-Ce-alcoxi, C4-Cg-alcoxi-C1-Cy-
alquilo, C4-Cs-alquiltio, donde los ultimos 4 radicales mencionados
pueden estar parcial o totalmente halogenados y/o tener 1,20 3
sustituyentes R"®,
Cs-Cr-cicloalquilo, Cs-Cr-cicloalquil-C4-Cs-alquilo, Cs-Cr-cicloalquil-
O, donde la porcién cicloalguilo en los dltimos tres radicales
mencionados puede tener 1 2, 3 0 4 radicales R*®, y donde 1 0 2
grupos CHs en la porcidn cicloalquilo pueden reemplazarse por O,
NH o S,‘
arilo, hetarilo, O-arilo, CH»-arilo, O-CHs-arilo, donde los Gitimos 4
radicales mencionados no estan sustituidos en la porcién arilo o
pueden llevar 1, 2, 3 0 4 radicales Ryd,.
COOR"', CONRYR**, SO,NR"R"®, -NH-S0,-R"*,
NH-CO-R*®, SO-R"™,
-(CH2)o-NR¥*RY conp=0,1,2,3,4,506y
O-(CH2)¢-NR*®RY con g =2, 3, 4,50 6;
donde
R tiene uno de los significados indicados para R'?,
R* tiene uno de los significados indicados para R'°,
RY tiene uno de los significados indicados para R,
RY! tiene uno de los significados indicados para R,
R** tiene uno de los significados indicados para R,
R”® tiene uno de los significados indicados para R%,
RY* tiene uno de los significados indicados para R*,
RY° tiene uno de los significados indicados para R,
RY® tiene uno de los significados indicados para R, y
RY’ tiene uno de los significados indicados para R*;
donde arilo es, independientemente en cada caso, fenilo o naftilo y hetarilo
es, independientemente en cada caso, un radical heterociclico aromatico de
5 0 6 miembros que tiene 1, 2, 3 0 4 atomos de nitrdgeno como miembros del
anillo o que tiene un heteroatomo seleccionado entre oxigeno y azufre, v,
opcionalmente, 1, 2 o 3 atomos de nitrégeno como miembros del anillo;

nes 0, 102, ylas sales farmacéuticamente adecuadas.
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El compuesto de carboxamida de acuerdo con cualquiera de las
reivindicaciones 1é a 16, CARACTERIZADO PORQUE Q es CHx y R? es
hetarilo, que no esta sustituido o lleva 1, 2, 3 0 4 radicales R? idénticos o
diferentes.

El compuesto de carboxamida de acuerdo con cualquiera de las
reivindicaciones 12 a 16, CARACTERIZADO PORQUE Q es CHs.

El compuesto de carboxamida de acuerdo con cualquiera de las
reivindicaciones 12 a 16, CARACTERIZADO PORQUE Q es CH,CHo.

El compuesto de carboxamida de acuerdo con cualquiera de las
reivindicaciones 12 a 19, CARACTERIZADO PORQUE R’ se selecciona
entre:

Cs-Cip-alquilo que no esta sustituido 0 ‘puede estar parcial o totalmente

halogenado y/o tener 1, 2 0 3 sustituyentes R'?,

fenil-C4-Cs-alquilo y hetaril-C+-Cy-alquilo, donde los grupos fenilo y hetarilo en

los dltimos 2 radicales mencionados pueden no estar sustituidos o llevar 1, 2,

3 0 4 radicales R'° idénticos o diferentes.
El compuesto de carboxamida de acuerdo con cualquiera de las

reivindicaciones 12 a 19, CARACTERIZADO PORQUE X es C(O)—NHsz,

donde R* es hidrogeno, CN, Cs-Cg-alquilo, C1-Ce-haloalquilo, C+-Ce-alquilo

que tiene 1, 2 o 3 sustituyentes R*®, Co-Cg-alquenilo, C,-Ce-alquinilo, Ca-Co-

cicloalquilo, Cs-Cy-cicloalquil-C4-Cy4-alquilo, Cs-C7-heterocicloalquil-Cy-Csy-
alquilo, C4-Cg-alcoxi-C+-Cs-alquilo, arilo, hetarilo, aril-C4-C4-alquilo o hetaril-
C4-Cs-alquilo, donde los grupos arilo y‘hetarilo en los Ultimos 4 radicales
mencionados no estan sustituidos o tienen 1, 2 o 3 sustituyentes R

El compuesto de carboxamida de acuerdo con cualquiera de las

reivindicaciones 11 a 21, CARACTERIZADO PORQUE R*® y R*® son hidroxi

0 junto con el atomo de carbono al cual estan unidos son C=0.
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