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Neue Vanilloid-Rezeptor Liganden und ihre Verwendung zur Herstellung von

Arzneimitteln

Die vorliegende Erfindung betrifft neue Vanilloid-Rezeptor-Liganden, Verfahren zu
ihrer Herstellung, Arzneimittel enthaltend diese Verbindungen und die Verwendung

dieser Verbindungen zur Herstellung von Arzneimitteln.

Die Behandlung von Schmerz, insbesondere von neuropathischem Schmerz, hat in
der Medizin grof3e Bedeutung. Es besteht ein weltweiter Bedarf an wirksamen
Schmerztherapien. Der dringende Handlungsbedarf fur eine patientengerechte und
zielorientierte Behandlung chronischer und nicht chronischer Schmerzzustande,
wobei hierunter die erfolgreiche und zufriedenstellende Schmerzbehandlung fur den
Patienten zu verstehen ist, dokumentiert sich auch in der gro3en Anzahl von

- wissenschaftlichen Arbeiten, die auf dem Gebiet der angewandten Analgetik bzw.

der Grundlagenforschung zur Nociception in letzter Zeit erschienen sind.

Ein geeigneter Ansatzpunkt zur Behandlung von Schmerz; insbesondere von
Schmerz ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus akutem Schmerz, chronischem
Schmerz, neuropathischem Schmerz und visceralem Schmerz, besonders bevorzugt
von neuropathischem Schmerz; stellt der Vanilloid-Rezeptor vom Subtyp 1
(VR1/TRPV1) dar, der haufig auch als Capsaicin-Rezeptor bezeichnet wird. Dieser
Rezeptor wird u.a. durch Vanilloide wie z.B. Capsaicin, Hitze und Protonen stimuliert
und spielt eine zentrale Rolle bei der Schmerzentstehung. Dariliber hinaus ist er fir
eine Vielzahl weiterer physiologischer und pathophysiologischer Prozesse von
Bedeutung wie beispielsweise Migrane; Depressionen; neurodegenerativen
Erkrankungen; kognitiven Erkrankungen; Angstzustanden; Epilepsie; Husten;
Diarrhoe; Pruritus; Entziindungen; Stérungen des kardiovaskularen Systems;
Storungen der Nahrungsaufnahme; Medikamentenabhangigkeit;

Medikamentenmif3brauch und insbesondere Harninkontinenz.

Eine Aufgabe der vorliegenden Erfindung bestand daher darin, neue Verbindungen
zur Verfugung zu stellen, die sich insbesondere als pharmakologische Wirkstoffe in
Arzneimitteln eignen, vorzugsweise in Arzneimitteln zur Behandlung von Stérungen

BESTATIGUNGSKOPIE
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oder Krankheiten, die zumindest teilweise durch Vanilloid-Rezeptoren 1
(VR1/TRPV1-Rezeptoren) vermittelt werden.

Uberraschenderweise wurde nun gefunden, dass die substituierten Verbindungen
der nachstehend angegebenen allgemeineh Formel | eine ausgezeichnete Affinitat
zum Vanilloid-Rezeptor vom Subtyp 1 (VR1/TRPV1-Rezeptor) aufweisen und sich
daher insbesondere zur Prophylaxe und/oder Behandlung von Stérungen oder
Krankheiten eignen, die zumindest teilweise durch Vanilloid-Rezeptoren 1
(VR1/TRPV1) vermittelt werden. Ebenfalls verfugen die substituierten Verbindungen
der nachstehend angegebenen allgemeinen Formel | Gber eine antientzindliche
Aktivitat.

Ein Gegenstand der vorliegenden Erfindung sind daher substituierte Verbindungen

der aligemeinen Formel |,

R8 U<
7 1
6 7 R

YN _N

worin
n far 0, 1, 2, 3 oder 4 steht;

R' und R? zusammen fiir einen Rest ausgewihit aus der Gruppe bestehend
aus —CH=N-NH-; -CH=N-NR"'-; -S-C(=S)-NH-; -O-C(=S)-NH-; -S-C(=0)-NH-;
-O-C(=0)-NH-; -S-C(=S)-NR®-; -0-C(=S)-NR®-; -S-C(=0)-NR®-; -O-C(=0)-
NR®3-; -S-CH=N-; -S-CR?*=N-; -N=CH-0-; -N=CR¥*-0O-; -NH-C(=0)-NH-; -NH-
C(=S)-NH-; -NR®-C(=0)-NR%-; -NR®.-C(=S)-NR%-; -O-CH,-C(=0)-NH-; -O-
CH, -O-; -O-CH,-CH3-O-; -O-CH,-CH,-CH5-O-; -O-CHy-CH,-NH- und —
CH=CH-N=CH- stehen, der in beliebiger Richtung mit dem Grundgerust

verbunden ist,
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oder R? und R® zusammen fiir einen Rest ausgewahlt aus der Gruppe
bestehend aus -CH=N-NH-; -CR%=N-NH-; -CH=N-NR%-; -CR*®*=N-NR%-; -S-
C(=S)-NH-; -O-C(=S)-NH-; -S-C(=0)-NH-; -O-C(=0)-NH-; -S-C(=S)-NR%-; -O-
C(=S)-NR®-; -S-C(=0)-NR®-; -O-C(=0)-NR®-; -S-CH=N-; -S-CR?**=N-; -
N=CH-O-; -N=CR*-0O-; -N=CH-NH-; -N=CH-NR%-; -NH-C(=0)-NH-; -NH-
C(=S)-NH-; -NR®-C(=0)-NR®-; -NR®-C(=S)-NR®-; -N=N-NH-; -N=N-NR%-; -
O-CH,-C(=0)-NH-; -O-CH,-O-; -CH2-CH,-NH-, -CH,-CH3-CH,-NH, -CH,-
C(=0)-NH, -CH,-CH2-C(=0)-NH-; -O-CH-CH;-0O-; -O-CH,-CH,-CH,-O-; -N=N-
CH=CH-; -N=CH-N=CH; -N=CH-CH=N-; -CH=CH-CH=N-; -CH=CH-N=CH-; -
CH=N-N=CH-, -N=N-CR®=CR®’-; -N=CR®8-N=CR"%?; -N=CR®%-CR%°=N-; -
CR®=CR®-CH=N-; -CR®=CR®*-N=CR"’-; -CR®=N-N=CR®’- und -O-CH,-
CH,-NH- stehen, der in beliebiger Richtung mit dem Grundgerust verbunden

ist,

oder R® und R* zusammen fiir einen Rest ausgewahlt aus der Gruppe
bestehend aus -CH=N-NH-; -CR?®=N-NH-; -CH=N-NR®%2-; -CR?®*=N-NR®%-; -S-
C(=S)-NH-; -O-C(=S)-NH-; -S-C(=0)-NH-; -O-C(=0)-NH-; -S-C(=S)-NR®-; -O-
C(=S)-NR®%-; -S-C(=0)-NR®-; -O-C(=0)-NR®-; -S-CH=N-; -S-CR**=N-; -
N=CH-O-; -N=CR*’-0O-; -N=CH-NH-; -N=CH-NR®%-; -NH-C(=0)-NH-; -NH-
C(=S)-NH-; -NR%-C(=0)-NR®-; -NR®-C(=S)-NR®-; -N=N-NH-; -N=N-NR®'-; -
O-CHy-C(=0)-NH-; -O-CHy-O-; -CHz-CHz-NH-, -CH2-CH,-CH-NH, -CH,-
C(=0)-NH, -CH,-CH,-C(=0)-NH-; -O-CH,-CHy-O-; -O-CHy-CH,-CH;-O-; -N=N-
CH=CH-; -N=CH-N=CH; -N=CH-CH=N-; -CH=CH-CH=N-; -CH=CH-N=CH-; -
CH=N-N=CH-, -N=N-CR®=CR®-; -N=CR®*.N=CR®; -N=CR®®-CR®*=N-; -
CR%®=CR®*-CH=N-; -CR%®=CR%*-N=CR"-; -CR®=N-N=CR®- und -O-CH;-
CH,-NH- stehen, der in beliebiger Richtung mit dem Grundgerist verbunden

ist,

oder R* und R® zusammen fiir einen Rest ausgewihlt aus der Gruppe bestehend aus
—CH=N-NH-; -CH=N-NR"'-; -S-C(=S)-NH-; -O-C(=S)-NH-; -S-C(=0)-NH-; -O-
C(=0)-NH-; -S-C(=S)-NR®-; -0-C(=S)-NR®-; -S-C(=0)-NR%-; -O-C(=0)-
NR®-; -S-CH=N-; -S-CR*=N-; -N=CH-0-; -N=CR*’-O-; -NH-C(=0)-NH-; -NH-
C(=S)-NH-; -NR®-C(=0)-NR%-; -NR®%-C(=S)-NR®-; -O-CH,-C(=0)-NH-; -O-
CHa- O-; -O-CH,-CHy-0-; -O-CHy-CHy-CH,-O-; -O-CH,-CH,-NH- und —
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CH=CH-N=CH- stehen, der in beliebiger Richtung mit dem Grundgerust

verbunden ist,

bzw. R' und R? oder R? und R® oder R® und R* oder R* und R® zusammen mit den

sie verbindenden Kohlenstoffatomen einen 4-, 5-, 6- oder 7-gliedrigen Ring
bilden, der gesattigt, ungesattigt oder aromatisch ist, 1, 2 oder 3
Stickstoffatome als Ringglieder aufweist und unsubstituiert oder mit 1, 2 oder 3
Resten substituiert ist, die jeweils unabhangig voneinander ausgewahlt sind
aus der Gruppe bestehend aus F, Cl, Br, |, =0, -CN, -CF3, -SFs, -OH, -O-C4.5-
Alkyl, -NH3, -NO,, -O-CFj3, -S-CF3, -SH, -S-C1.5-Alkyl, -C1.5-Alkyl, -C(=0)-OH, -
C(=0)-0-C1.5-Alkyl, -NH-C4_s-Alkyl, -N(C1.5-Alkyl)z, -NH-S(=0),-C1.s-Alkyl, -NH-
C(=0)-0-C1.5-Alkyl, -C(=0)-H, -C(=0)-C4.5-Alkyl, -C(=0)-NH,, -C(=0)-NH-C_s-
Alkyl, -C(=0)-N-(C4.5-Alkyl)z, -O-Phenyl, -O-Benzyl, Phenyl und Benzyl, wobei
jeweils der zyklische Teil der Reste -O-Phenyl, -O-Benzyl, Phenyl und Benzyl
mit 1, 2, 3, 4 oder 5 Substituenten unabhangig voneinander ausgewahlt aus
der Gruppe bestehend aus F, Cl, Br, -OH, -CF3, -SF5, -CN, -NO,, -C4.5-Alkyl, -
0O-C1.5-Alkyl, -O-CF3, -S-CF3, Phenyl und -O-Benzyl substituiert sein kann,

und die Ubrigen Reste von R', R?, R?, R* und R®, unabhangig voneinander, jeweils

fur H; F; Cl; Br; I; -SFs; -NOy; -CN; -NHy; -OH; -SH; -C(=0)-NHy; -S(=0),-NHj3;
-C(=0)-NH-OH; -C(=0)-OH; -C(=0)-H; -S(=0),-OH; -C(=NH)-NH_; -C(=NH)-
NH-R?®; -N=C(NH,),: -N=C(NHR'*}(NHR"); -O-P(=0),-O-R'%; -NHR"3; -
NR'R'%; -NH-C(=0)-R'3; -OR'®; -SR'"; -C(=0)-NHR"®; -C(=0)-NR"°R%; -
S(=0),-NHR?"; -5(=0),-NR?*?R?; -C(=0)-OR?* -C(=0)-R?*; -S(=0)-R?; -
S(=0),-R% oder fiir einen linearen oder verzweigten, gesattigten oder
ungeséttigten, unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten

aliphatischen C1.10 Rest stehen;
fur H oder fur einen linearen oder verzweigten, gesattigten oder ungesattigten,
unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten aliphatischen Cy.19

Rest steht;

fur Wasserstoff oder -OH steht;
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oder R® und R’ jeweils zusammen mit dem sie verbindenden Kohlenstoffatom als
Ringglied einen gesattigten oder ungesattigten, unsubstituierten oder
wenigstens einfach substituierten 3-, 4-, 5-, 6- oder 7-gliedrigen

cycloaliphatischen Rest bilden;

R®  fir -SFs; -O-CF3; -CF3; -O-CFHj; -O-CF,H; -CFHy; -CF3H; oder fiir einen
unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten tert-Butyl-Rest steht;

T fir C-R% und U fiir C-R* und V fur N und W fiir C-R®
oder

T fur C-R% und U fiir N und V far C-R% und W fiir C-R®
oder

T fiir N und U fiir C-R® und V fiir C-R% und W fiir C-R3®
oder

T fiir N und U fiir N und V fiir C-R* und W fiir C-R*®
oder

T fiir N und U fiir C-R* und V fiar N und W fiar C-R*
oder

T fiir C-R* und U fiir N und V fiir N und W fiir C-R*
oder

T fur C-R% und U fiir C-R*® und V fir C-R* und W fiir C-R*®
steht;

Rg R10 R11 R12 R13 R14 R15 R16 R17 R18 R19 R20 R21 R22 R23 R24 R25

R?® und R¥, unabhangig voneinander, jeweils

fur einen linearen oder verzweigten, gesattigten oder ungesattigten,
unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten aliphatischen Ci.1¢
Rest;

fur einen ungesattigten oder gesattigten, unsubstituierten oder wenigstens
einfach substituierten, ggf. wenigstens ein Heteroatom als Ringglied
aufweisenden 3-, 4-, 5-, 6-, 7-, 8- oder 9-gliedrigen cycloaliphatischen Rest,
der mit einem gesattigten oder ungesattigten, unsubstituierten oder
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wenigstens einfach substituierten mono- oder polyzyklischen Ringsystem
kondensiert und/oder uber eine lineare oder verzweigte, unsubstituierte oder
wenigstens einfach substituierte C4.6-Alkylen-Gruppe oder 2- bis 6-gliedrige

Heteroalkylen-Gruppe gebunden sein kann;

oder fiir einen unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten 5- bis
14-gliedrigen Aryl- oder Heteroaryl-Rest, der mit einem gesattigten oder
ungesattigten, unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten mono-
oder polyzyklischen Ringsystem kondensiert und/oder Uber eine lineare oder
verzweigte, unsubstituierte oder wenigstens einfach substituierte C4.6-Alkylen-
Gruppe oder 2- bis 6-gliedrige Heteroalkylen-Gruppe gebunden sein kann,

stehen;

R®  furF:CkLBr: I -SFs5; -NO,; -CF3; -CN; -NH. oder fur einen linearen oder
verzweigten, gesattigten oder ungesattigten, unsubstituierten oder wenigstens

einfach substituierten aliphatischen C4.19 Rest steht;

R?% und R*, unabhangig voneinander, jeweils fiir -NH-C(=0)-R?'; -NH,;
-NH-S(=0),-R*?; -NH-C(=0)-0-R*?; -S-R* oder fiir einen linearen oder
verzweigten, gesattigten oder ungesattigten, unsubstituierten oder wenigstens

einfach substituierten aliphatischen C4.1o Rest stehen;

R, R*, R* und R*, unabhangig voneinander, jeweils fir einen linearen
oder verzweigten, gesattigten oder ungesattigten, unsubstituierten oder

wenigstens einfach substituierten aliphatischen C1.19 Rest stehen;

R%*, R und R¥, unabhangig voneinander, jeweils fiir H; F; Cl; Br; I; -SFs;
-NO3; -CF3; -CN; -NHj; -OH; -SH; -C(=0)-NH;; -S(=0)2-NHy; -C(=0)-NH-OH; -
C(=0)-OH; -C(=0)-H; -S(=0),-OH; -NHR'3; -NR'*R"?; -NH-C(=0)-R"?; -OR’; -
SR'"; -C(=0)-NHR'8; -C(=0)-NR"R?; -5(=0),-NHR?'; -5(=0),-NR?R?; -
C(=0)-OR?*; -C(=0)-R?; -S(=0)-R?%; -S(=0),-R%";
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fur einen linearen oder verzweigten, gesattigten oder ungesattigten,
unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten aliphatischen Cy.19
Rest;

oder fur einen unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten 5- bis
14-gliedrigen Aryl- oder Heteroaryl-Rest, der mit einem gesattigten oder
ungesattigten, unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten mono-
oder polyzyklischen Ringsystem kondensiert und/oder iber eine lineare oder
verzweigte, unsubstituierte oder wenigstens einfach substituierte C1.¢-Alkylen-
Gruppe oder C-,4-Alkenylen-Gruppe oder C,6-Alkinylen-Gruppe gebunden

sein kann, steht;

fir H; F; CI; Br; I; -SFs; -NOy; -CF3; -CF,Cl; -CN; -NHy; -OH; -SH; -C(=0)-NH;
-S(=0),-NHj; -C(=0)-NH-OH; -C(=0)-OH; -C(=0)-H; -S(=0),-OH; -NHR>?; -
NR*R*"; -OR*; -SR*; -C(=0)-NHR*: -C(=0)-NR**R*; -5(=0),-NHRY'; -
S(=0),-NR®R*; -C(=0)-OR%’; -C(=0)-R®"; -§(=0)-R%%; -S(=0),-R?; -C(=NH)-
NHy; -C(=NH)-NH-R?*; -N=C(NH,);; -N=C(NHR**)}(NHR>®);

fur einen linearen oder verzweigten, gesattigten oder ungesattigten,
unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten aliphatischen C4.1¢
Rest;

fur einen ungesattigten oder gesattigten, unsubstituierten oder wenigstens
einfach substituierten, ggf. wenigstens ein Heteroatom als Ringglied
aufweisenden 3-, 4-, 5-, 6-, 7-, 8- oder 9-gliedrigen cycloaliphatischen Rest,
der jeweils Uber ein Kohlenstoffatom im Ring des cycloaliphatischen Restes
an das Grundgerust gebunden ist und mit einem gesattigten oder
ungeséttigten, unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten mono-
oder polyzyklischen Ringsystem kondensiert und/oder Uber eine lineare oder
verzweigte, unsubstituierte oder wenigstens einfach substituierte C1.g-Alkylen-
Gruppe oder C-,.¢6-Alkenylen-Gruppe oder C,-Alkinylen-Gruppe gebunden

sein kann;
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oder fur einen unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten 5- bis
14-gliedrigen Aryl- oder Heteroaryl-Rest, der mit einem gesattigten oder
ungesattigten, unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten mono-
oder polyzyklischen Ringsystem kondensiert und/oder Uber eine lineare oder
verzweigte, unsubstituierte oder wenigstens einfach substituierte C4.6-Alkylen-
Gruppe oder C-,.¢-Alkenylen-Gruppe oder C,s-Alkinylen-Gruppe gebunden
sein kann, steht;

R39, R40, R41, R42, R43, R44, R45, R46, R47, R48, R49, RSO’ R51, R52’ R53, R54, R55 und R56’

unabhangig voneinander, jeweils

fur einen linearen oder verzweigten, gesattigten oder ungesattigten,
unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten aliphatischen C4.1¢
Rest;

flr einen ungesattigten oder gesattigten, unsubstituierten oder wenigstens
einfach substituierten, ggf. wenigstens ein Heteroatom als Ringglied
aufweisenden 3-, 4-, 5-, 6-, 7-, 8- oder 9-gliedrigen cycloaliphatischen Rest,
der mit einem gesattigten oder ungesattigten, unsubstituierten oder
wenigstens einfach substituierten mono- oder polyzyklischen Ringsystem
kondensiert und/oder Uber eine lineare oder verzweigte, unsubstituierte oder
wenigstens einfach substituierte C1.6-Alkylen-Gruppe oder 2- bis 6-gliedrige
Heteroalkylen-Gruppe gebunden sein kann;

oder flr einen unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten 5- bis
14-gliedrigen Aryl- oder Heteroaryl-Rest, der mit einem gesattigten oder
ungesattigten, unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten mono-
oder polyzyklischen Ringsystem kondensiert und/oder Uber eine lineare oder
verzweigte, unsubstituierte oder wenigstens einfach substituierte C4.s-Alkylen-
Gruppe oder 2- bis 6-gliedrige Heteroalkylen-Gruppe gebunden sein kann,
stehen;

oder
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R* und R*! jeweils zusammen mit dem sie verbindenden Stickstoffatom als
Ringglied einen gesattigten oder ungesattigten, unsubstituierten oder mit 1, 2,
3, 4 oder 5 Resten R*’ substituierten 4-, 5-, 6-, 7-, 8- oder 9-gliedrigen, ggf.
wenigstens ein weiteres Heteroatom als Ringglied aufweisenden
heterocycloaliphatischen Rest bilden, der mit einem gesattigten oder
ungesattigten, unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten mono-

oder polyzyklischen Ringsystem kondensiert sein kann;

R  fur -NHR®®, -NR>**R® fiir einen linearen oder verzweigten,
gesattigten oder ungesattigten, unsubstituierten oder wenigstens einfach
substituierten aliphatischen C4.1¢ Rest steht;

R%, R und R®, unabhangig voneinander, jeweils fiir -C(=0)-R®"; fir einen
linearen oder verzweigten, gesattigten oder ungesattigten, unsubstituierten

oder wenigstens einfach substituierten aliphatischen C4.19 Rest

oder fur einen unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten 5- bis
14-gliedrigen Aryl- oder Heteroaryl-Rest, der mit einem gesattigten oder
ungesattigten, unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten mono-
oder polyzyklischen Ringsystem kondensiert und/oder Uber eine lineare oder
verzweigte, unsubstituierte oder wenigstens einfach substituierte C4.6-Alkylen-
Gruppe oder C-,.6-Alkenylen-Gruppe oder C,s-Alkinylen-Gruppe gebunden

sein kann, stehen;

R®'  fiir einen linearen oder verzweigten, gesattigten oder ungesittigten,

unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten aliphatischen C1.1¢ Rest steht;

R%, R®, R%, R®, R% und R%, unabhingig voneinander, jeweils fiir
einen linearen oder verzweigten, gesattigten oder ungesattigten, unsubstituierten

oder wenigstens einfach substituierten aliphatischen C4.19 Rest stehen;

R®%, R® und R, unabhingig voneinander, jeweils fur F, Cl, Br, | oder fiir einen
linearen oder verzweigten, gesattigten oder ungesattigten, unsubstituierten

oder wenigstens einfach substituierten aliphatischen C;.10 Rest stehen;
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und

R fir einen unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten 5- bis 14-
gliedrigen Aryl- oder Heteroaryl-Rest steht, der mit einem geséttigten oder
ungesattigten, unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten mono-
oder polyzyklischen Ringsystem kondensiert und/oder Gber eine lineare oder
verzweigte, unsubstituierte oder wenigstens einfach substituierte C1.g-Alkylen-
Gruppe oder C-2.5-Alkenylen-Gruppe oder C,.¢-Alkinylen-Gruppe gebunden

sein kann,

jeweils ggf. in Form eines ihrer reinen Stereoisomeren, insbesondere Enantiomeren
oder Diastereomeren, ihrer Racemate oder in Form einer Mischung von
Stereoisomeren, insbesondere der Enantiomeren und/oder Diastereomeren, in einem
beliebigen Mischungsverhaltnis, oder jeweils in Form entsprechender Salze, oder

jeweils in Form entsprechender Solvate;

wobei

die vorstehend genannten aliphatischen C4_1g Reste und tert-Butyl-Reste ggf. jeweils
mit 1, 2, 3, 4, 5, 6, 7, 8 oder 9 Substituenten unabhangig voneinander ausgewahilt
aus der Gruppe bestehend aus F, Cl, Br, I, -CN, -NO,, -OH, -NH,, -SH, -O(C1.5-Alkyl),
-S(C1.5-Alkyl), -NH(C1.5-Alkyl), -N(C+.5-Alkyl)(C1.5-Alkyl), -C(=0)-0O-C1.5-Alkyl, -O-
C(=0)-C1.5-Alkyl, -O-Phenyl, Phenyl, -OCF3 und -SCF3; substituiert sein konnen;

die vorstehend genannten 2- bis 6-gliedrigen Heteroalkylen-Gruppen, C4.6-Alkylen-
Gruppen und Cz.s-Alkenylen-Gruppen und C,.s-Alkinylen-Gruppen ggf. jeweils mit 1,
2,3,4,5,6, 7, 8 oder 9 Substituenten unabhangig voneinander ausgewahit aus der
Gruppe bestehend aus F, ClI, Br, |, -CN, -NO,, -OH, -NH,, -SH, -O(C.5-Alkyl), -S(C1.s-
Alkyl), -NH(C4.5-Alkyl), -N(C1.5-Alkyl)(C4.5-Alkyl), -OCF3; und -SCF3 substituiert sein

konnen;

10
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die vorstehend genannten Heteroalkylen-Gruppen jeweils ggf. 1, 2 oder 3
Heteroatom(e) unabhangig voneinander ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus
Sauerstoff, Schwefel und Stickstoff (NH) als Kettenglied(er) aufweisen;

die vorstehend genannten (hetero)cycloaliphatischen Reste ggf. jeweils mit 1, 2, 3, 4
oder 5 Substituenten unabhangig voneinander ausgewahlt aus der Gruppe
bestehend aus -C,.s-Alkylen-OH, =CH,, -O-C4.s.Alkylen-Oxetanyl, -C1.s-Alkylen-O-C;.
s-Alkylen-Oxetanyl,-CH,-NH-C4_s-Alkyl, -CH2-N(C1.s5-Alkyl),, -N[C(=0)-C+.5-Alkyl]-
Phenyl, -CH;-O-C.5-Alkyl, Oxo (=0), Thioxo (=S), F, CI, Br, I, -CN, -CF3, -SFs5, -OH, -
0O-Ci.5-Alkyl, -O-C(=0)-C4.5-Alkyl, -NH;, -NO,, -O-CF3, -S-CF3, -SH, -S-C.5-Alkyl, -Cx.
s-Alkyl, -C(=0)-C4.5-Alkyl, -C(=0)-OH, -C(=0)-0O-C.5-Alkyl, -NH-C1_5-Alkyl, -N(C1.5-
Alkyl)z, -NH-Phenyl, -N(C4.s-Alkyl)-Phenyl, Cyclohexyl, Cyclopentyl, (4,5)-
Dihydroisoxazolyl, Thiazolyl, (1,2,5)-Thiadiazolyl, Thiophenyl, Phenethyl, Piperidinyl,
Pyrrolidinyl, -(CH2)-Pyridinyl, Pyridinyl, -O-Phenyl, -O-Benzyl, Phenyl und Benzyl
substituiert sein kdnnen, wobei jeweils der zyklische Teil der Reste Oxetanyl, (4,5)-
Dihydroisoxazolyl, Thiazolyl, (1,2,5)-Thiadiazolyl, Thiophenyl, Phenethyl, -N[C(=0)-
C1.5-Alkyl]-Phenyl, -NH-Phenyl, -N(C+.s-Alkyl)-Phenyl, -(CH;)-Pyridinyl, Pyridinyl, -O-
Phenyl, -O-Benzyl, Phenyl und Benzyl mit 1, 2, 3, 4 oder 5 Substituenten unabhangig
voneinander ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus F, Cl, Br, -OH, -CF3, -SFs, -
CN, -NO,, -C4.5-Alkyl, -O-C4.5-Alkyl, -O-CF3, -S-CF3, Phenyl und -O-Benzyl

substituiert sein kann,

und, sofern nicht anders angegeben, die vorstehend genannten
(hetero)cycloaliphatischen Reste jeweils ggf. 1, 2 oder 3 (weitere) Heteroatom(e)
unabhangig voneinander ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus Sauerstoff,

Stickstoff und Schwefel aufweisen konnen;

- die Ringe der vorstehend genannten mono- oder polyzyklischen Ringsysteme ggf.
jeweils mit 1, 2, 3, 4 oder 5 Substituenten unabhangig voneinander ausgewahlt aus
der Gruppe bestehend aus Oxo (=0), Thioxo (=S), F, Cl, Br, I, -CN, -CF3, -SFs, -OH,
-O-C1.5-Alkyl, -NH3, -NO,, -O-CFj3, -S-CF3, -SH, -S-C4.5-Alkyl, -C1.5-Alkyl, -C(=0)-C1.5-
Alkyl, -C(=0)-OH, -C(=0)-0-C1.5-Alkyl, -NH-C4.5-Alkyl, -N(C1.5-Alkyl)2, -O-Phenyl, -O-
Benzyl, Phenyl und Benzyl substituiert sein konnen, wobei jeweils der zyklische Teil
der Reste -O-Phenyl, -O-Benzyl, Phenyl und Benzyl mit 1, 2, 3, 4 oder 5

11
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Substituenten unabhangig voneinander ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus
F, Cl, Br, -OH, -CF3, -SFs, -CN, -NO,, -C4.5-Alkyl, -O-C4.5-Alkyl, -O-CF3, -S-CF3,

Phenyl und -O-Benzyl substituiert sein kann,

und die Ringe der vorstehend genannten mono- oder polyzyklischen Ringsysteme
jeweils 5-, 6- oder 7-gliedrig sind und jeweils ggf. 1, 2, 3, 4 oder 5 Heteroatom(e) als
Ringglied(er) aufweisen konnen, die unabhangig voneinander aus der Gruppe

bestehend aus Sauerstoff, Stickstoff und Schwefel ausgewahlt sind;

und die vorstehend genannten Aryl- oder Heteroaryl-Reste ggf. jeweils mit 1, 2, 3, 4
oder 5 Substituenten unabhangig voneinander ausgewahlt aus der Gruppe
bestehend aus F, Cl, Br, |, -CN, -CF3, -SFs, -OH, -O-C4.5-Alkyl, -NH;, -NO3, -O-CF;3, -
S-CF3, -SH, -S-C4.5-Alkyl, -C1.5-Alkyl, -C(=0)-OH, -C(=0)-0O-C.s-Alkyl, -NH-C4_s-Alkyl,
-N(C1.5-Alkyl)z, -NH-S(=0),-C4.5-Alkyl, -NH-C(=0)-0O-C1.5-Alkyl, -C(=0)-H, -C(=0)-C1.
s-Alkyl, -C(=0)-NH,, -C(=0)-NH-C1.s-Alkyl, -C(=0)-N-(C1.5-Alkyl)z, -O-Phenyl, -O-
Benzyl, Phenyl und Benzyl substituiert sein konnen, wobei jeweils der zyklische Teil
der Reste -O-Phenyl, -O-Benzyl, Phenyl und Benzyl mit 1, 2, 3, 4 oder 6
Substituenten unabhangig voneinander ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus
F, Cl, Br, -OH, -CF3, -SFs, -CN, A—Noz, -C1.5-Alkyl, -O-C1.5-Alkyl, -O-CF3, -S-CF3,

Phenyl und -O-Benzyl substituiert sein kann,
und
die vorstehend genannten Heteroaryl-Reste jeweils ggf. 1, 2, 3, 4 oder 5

Heteroatom(e) unabhangig voneinander ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus

Sauerstoff, Stickstoff und Schwefel als Ringglied(er) aufweisen.

12
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Ein weiterer Gegenstand der vorliegenden Erfindung sind ferner substituierte

Verbindungen der allgemeinen Formel |,

R&__U<
o’ 1
6 7 R

S _N R?2

worin
n far 0, 1, 2, 3 oder 4 steht;

R' und R? zusammen fiir einen Rest ausgewahit aus der Gruppe bestehend

aus —CH=N-NH-; -CH=N-NR""-; -S-C(=S)-NH-; -O-C(=S)-NH-; -S-C(=0)-NH-;
-0-C(=0)-NH-; -S-C(=S)-NR®-; -0-C(=S)-NR®-; -S-C(=0)-NR®-; -O-C(=0)-
NR®%-; -S-CH=N-; -S-CR*=N-; -N=CH-0-; -N=CR%*-0-; -NH-C(=0)-NH-; -NH-
C(=S)-NH-; -NR®-C(=0)-NR®-; -NR%-C(=S)-NR®-; -O-CH,-C(=0)-NH-; -O-

CH; -O-; -O-CH,-CH3-0O-; -O-CH2-CH3-CH,-O-; -O-CH2-CH2-NH- und —
CH=CH-N=CH- stehen, der in beliebiger Richtung mit dem Grundgerist

verbunden ist,

oder R? und R® zusammen fiir einen Rest ausgewahit aus der Gruppe

bestehend aus -CH=N-NH-; -CR?3=N-NH-: -CH=N-NR®-: -CR?®=N-NR%-: -S-
C(=S)-NH-; -O-C(=S)-NH-; -S-C(=0)-NH-; -O-C(=0)-NH-; -S-C(=S)-NR®-; -O-

C(=S)-NR®-; -3-C(=0)-NR%-; -O-C(=0)-NR%-; -S-CH=N-; -S-CR?**=N-; -
N=CH-O-; -N=CR%-0O-; -N=CH-NH-; -N=CH-NR®%-; -NH-C(=0)-NH-; -NH-

C(=S)-NH-; -NR%*-C(=0)-NR%-; -NR®-C(=S)-NR*-; -N=N-NH-; -N=N-NR®"-; -

0O-CH2-C(=0)-NH-; -O-CH-O-; -CH2-CH2-NH-, -CH,-CH2-CH2-NH, -CH,-

C(=0)-NH, -CH3-CH3-C(=0)-NH-; -O-CH,-CH3-0O-; -O-CH,-CH,-CH,-O-; -N=N-
CH=CH-; -N=CH-N=CH; -N=CH-CH=N-; -CH=CH-CH=N-; -CH=CH-N=CH-; -

CH=N-N=CH-, -N=N-CR%®=CR®°-: -N=CR®-N=CR®: -N=CR®.-CR®=N-: -
CR%=CR®.CH=N-; -CR%=CR%*-N=CR’-; -CR%=N-N=CR®®- und -O-CH,-

13
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CH,-NH- stehen, der in beliebiger Richtung mit dem Grundgerist verbunden

ist,

oder R® und R* zusammen fiir einen Rest ausgewahlt aus der Gruppe
bestehend aus -CH=N-NH-; -CR?®=N-NH-; -CH=N-NR%2-; -CR%®=N-NR%-; -S-
C(=S)-NH-; -O-C(=S)-NH-; -S-C(=0)-NH-; -O-C(=0)-NH-; -S-C(=S)-NR®-; -O-
C(=S)-NR®-; -S-C(=0)-NR®-; -0-C(=0)-NR®-; -S-CH=N-; -S-CR?*=N-; -
N=CH-0-; -N=CR*-0-; -N=CH-NH-; -N=CH-NR5%*-; -NH-C(=0)-NH-; -NH-
C(=S)-NH-; -NR®-C(=0)-NR®-; -NR®-C(=S)-NR®-; -N=N-NH-; -N=N-NR%’-; -
O-CH,-C(=0)-NH-; -O-CHy-O-; -CH,-CHz-NH-, -CHp-CH,-CH2-NH, -CHo-
C(=0)-NH, -CH,-CH3-C(=0)-NH-; -O-CHy-CH5-O-; -O-CH,-CH,-CH,-O-; -N=N-
CH=CH-; -N=CH-N=CH; -N=CH-CH=N-; -CH=CH-CH=N-; -CH=CH-N=CH-; -
CH=N-N=CH-, -N=N-CR®=CR®-; -N=CR®*-N=CR®®; -N=CR®.-CR%=N-; -
CR®=CR%®-CH=N-; -CR%=CR®-N=CR’-; -CR%=N-N=CR®- und -O-CH,-
CH,-NH- stehen, der in beliebiger Richtung mit dem Grundgerist verbunden

ist,

oder R* und R® zusammen fiir einen Rest ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus
—CH=N-NH-; -CH=N-NR""-; -S-C(=S)-NH-; -O-C(=S)-NH-; -S-C(=0)-NH-; -O-
C(=0)-NH-; -S-C(=S)-NR%-; -O-C(=S)-NR%-; -S-C(=0)-NR®-; -O-C(=0)-
NR®-; -S-CH=N-; -S-CR?**=N-; -N=CH-O-; -N=CR*-0-; -NH-C(=0)-NH-; -NH-
C(=S)-NH-; -NR®-C(=0)-NR®-; -NR®-C(=S)-NR®-; -O-CH,-C(=0)-NH-; -O-
CHa- O-; -O-CH,-CH,-O-; -O-CH,-CH,-CH3-O-; -O-CH2-CHy-NH- und -
CH=CH-N=CH- stehen, der in beliebiger Richtung mit dem Grundgerust

verbunden ist,

und die Ubrigen Reste von R', R?, R®, R* und R®, unabhangig voneinander, jeweils
fur H; F; Cl; Br; I; -SFs5; -NO3; -CN; -NH,; -OH; -SH; -C(=0)-NH,; -S(=0)2-NHy;
-C(=0)-NH-OH; -C(=0)-OH; -C(=0)-H; -S(=0),-OH; -C(=NH)-NHz; -C(=NH)-
NH-R®; -N=C(NH_)2; -N=C(NHR'"")(NHR""); -O-P(=0),-0-R"?; -NHR"3; -
NR'R'S; -NH-C(=0)-R"3; -OR"®; -SR'"; -C(=0)-NHR"®; -C(=0)-NR"°R?; -
S(=0),-NHR?'; -§(=0),-NR??R%; -C(=0)-OR?*; -C(=0)-R?®; -S(=0)-R?, -
S(=0),-R? oder fiir einen linearen oder verzweigten, gesittigten oder

ungeséttigten, unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten

14
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aliphatischen C1.19 Rest stehen;

R® far H oder firr einen linearen oder verzweigten, gesattigten oder ungesittigten,
unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten aliphatischen Ci.1q
Rest steht;

R’  fur Wasserstoff oder -OH steht:

oder R® und R’ jeweils zusammen mit dem sie verbindenden Kohlenstoffatom als
Ringglied einen gesattigten oder ungeséttigten, unsubstituierten oder
wenigstens einfach substituierten 3-, 4-, 5-, 6- oder 7-gliedrigen

cycloaliphatischen Rest bilden;

R® far -SFs; -O-CFj3; -CF3; -O-CFHy; -O-CF3H; -CFH,; -CF,H; oder fiir einen
unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten tert-Butyl-Rest steht;

T fiir C-R* und U fiir C-R% und V fir N und W fir C-R38
oder

T fiir C-R* und U fiir N und V fiir C-R*” und W fiir C-R®
oder

T fiir N und U fiir C-R* und V fir C-R% und W fiir C-R%®
oder

T fir N und U fir N und V fiir C-R* und W fiir C-R%®
oder

T fir N und U fiir C-R* und V fiir N und W fiir C-R®
oder

T fiir C-R* und U fiir N und V fiir N und W fiir C-R%®
oder

T fiir C-R* und U fiir C-R% und V fir C-R¥ und W fiir C-R3®
steht;

15
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R9, R10, R11, R12, R13, R14, R15, R16, R17, R18, R19, RZO, R21, R22, R23, R24, st,

R? und R?, unabhangig voneinander, jeweils

fur einen linearen oder verzweigten, gesattigten oder ungeséttigten,
unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten aliphatischen C1.10
Rest;

fur einen ungesattigten oder gesattigten, unsubstituierten oder wenigstens
einfach substituierten, ggf. wenigstens ein Heteroatom als Ringglied
aufweisenden 3-, 4-, 5-, 6-, 7-, 8- oder 9-gliedrigen cycloaliphatischen Rest,
der mit einem gesattigten oder ungesattigten, unsubstituierten oder
wenigstens einfach substituierten mono- oder polyzyklischen Ringsystem
kondensiert und/oder Uber eine lineare oder verzweigte, unsubstituierte oder
wenigstens einfach substituierte C4.6-Alkylen-Gruppe oder 2- bis 6-gliedrige

Heteroalkylen-Gruppe gebunden sein kann;

oder fur einen unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten 5- bis
14-gliedrigen Aryl- oder Heteroaryl-Rest, der mit einem gesattigten oder
ungesattigten, unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten mono-
oder polyzyklischen Ringsystem kondensiert und/oder tuber eine lineare oder
verzweigte, unsubstituierte oder wenigstens einfach substituierte C4.6-Alkylen-
Gruppe oder 2- bis 6-gliedrige Heteroalkylen-Gruppe gebunden sein kann,

stehen;

fur F; CI; Br; I; -SFs; -NO3; -CF3; -CN; -NH; oder fur einen linearen oder
verzweigten, gesattigten oder ungesattigten, unsubstituierten oder wenigstens

einfach substituierten aliphatischen C1.19 Rest steht;

R? und R*, unabhangig voneinander, jeweils fiir -NH-C(=0)-R®'; -NH;;

-NH-S(=0),-R%; -NH-C(=0)-0-R33; -S-R3 oder fiir einen linearen oder
verzweigten, gesattigten oder ungesattigten, unsubstituierten oder wenigstens

einfach substituierten aliphatischen C;.1¢ Rest stehen;
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R3', R®, R* und R*, unabhingig voneinander, jeweils fiir einen linearen

oder verzweigten, gesattigten oder ungesattigten, unsubstituierten oder

wenigstens einfach substituierten aliphatischen C4.19 Rest stehen;

R*, R* und R¥, unabhangig voneinander, jeweils fiir H; F; CI; Br; I; -SFs;

-NO,; -CF3; -CN; -NHjy; -OH; -SH; -C(=0)-NHy; -S(=0)2-NHy; -C(=0)-NH-OH; -
C(=0)-OH; -C(=0)-H; -S(=0),-OH; -NHR"; -NR"R"; -NH-C(=0)-R"; -OR’; -
SR'"; -C(=0)-NHR'®; -C(=0)-NR'*R?; -S(=0),-NHR?"; -§(=0),-NR**R*; -
C(=0)-OR?*; -C(=0)-R?*; -S(=0)-R?; -S(=0),-R%;

fur einen linearen oder verzweigten, gesattigten oder ungesattigten,
unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten aliphatischen Cq.1¢
Rest;

oder fiur einen unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten 5- bis
14-gliedrigen Aryl- oder Heteroaryl-Rest, der mit einem gesattigten oder
ungesattigten, unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten mono-
oder polyzyklischen Ringsystem kondensiert und/oder (ber eine lineare oder
verzweigte, unsubstituierte oder wenigstens einfach substituierte C4.6-Alkylen-
Gruppe oder C-,6-Alkenylen-Gruppe oder C,.s-Alkinylen-Gruppe gebunden

sein kann, steht;

fur H; F; CI; Br; I; -SF5; -NOy; -CF3; -CF,Cl; -CN; -NH3; -OH; -SH; -C(=0)-NHj;
-S(=0),-NHj; -C(=0)-NH-OH; -C(=0)-OH; -C(=0)-H; -S(=0),-OH; -NHR*; -
NR*R*'; -OR*; -SR*; -C(=0)-NHR*; -C(=0)-NR*R*; -S(=0),-NHR*"’; -
S(=0),-NR*®R*; -C(=0)-0R%; -C(=0)-R%"; -S(=0)-R%?; -S(=0),-R*; -C(=NH)-
NHy; -C(=NH)-NH-R>*; -N=C(NH,)2; -N=C(NHR**)(NHR>®);

flr einen linearen oder verzweigten, gesattigten oder ungesattigten,

unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten aliphatischen Cy.1¢
Rest;
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flr einen ungesattigten oder gesattigten, unsubstituierten oder wenigstens
einfach substituierten, ggf. wenigstens ein Heteroatom als Ringglied
aufweisenden 3-, 4-, 5-, 6-, 7-, 8- oder 9-gliedrigen cycloaliphatischen Rest,
der jeweils Uber ein Kohlenstoffatom im Ring des cycloaliphatischen Restes
an das Grundgerist gebunden ist und mit einem gesattigten oder
ungesattigten, unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten mono-
oder polyzyklischen Ringsystem kondensiert und/oder (iber eine lineare oder
verzweigte, unsubstituierte oder wenigstens einfach substituierte C4_6-Alkylen-
Gruppe oder C-,6-Alkenylen-Gruppe oder C,6-Alkinylen-Gruppe gebunden

sein kann;

oder fur einen unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten 5- bis
14-gliedrigen Aryl- oder Heteroaryl-Rest, der mit einem gesattigten oder
ungesattigten, unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten mono-
oder polyzyklischen Ringsystem kondensiert und/oder lber eine lineare oder
verzweigte, unsubstituierte oder wenigstens einfach substituierte C1.s-Alkylen-
Gruppe oder C-,6-Alkenylen-Gruppe oder C,6-Alkinylen-Gruppe gebunden

sein kann, steht;

ng, R40, R41, R42, R43, R44, R45, R46, R47, R48, R49, R50, R51, R52, R53, R54, R55 und RSG,

unabhangig voneinander, jeweils

fur einen linearen oder verzweigten, gesattigten oder ungesattigten,
unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten aliphatischen C1.1¢
Rest;

far einen ungesattigten oder gesattigten, unsubstituierten oder wenigstens
einfach substituierten, ggf. wenigstens ein Heteroatom als Ringglied
aufweisenden 3-, 4-, 5-, 6-, 7-, 8- oder 9-gliedrigen cycloaliphatischen Rest,
der mit einem gesattigten oder ungesattigten, unsubstituierten oder
wenigstens einfach substituierten mono- oder polyzyklischen Ringsystem
kondensiert und/oder Uiber eine lineare oder verzweigte, unsubstituierte oder
wenigstens einfach substituierte C1.¢-Alkylen-Gruppe oder 2- bis 6-gliedrige
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oder

Heteroalkylen-Gruppe gebunden sein kann;

oder flr einen unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten 5- bis
14-gliedrigen Aryl- oder Heteroaryl-Rest, der mit einem geséattigten oder
ungesattigten, unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten mono-
oder polyzyklischen Ringsystem kondensiert und/oder tber eine lineare oder
verzweigte, unsubstituierte oder wenigstens einfach substituierte C1.¢-Alkylen-
Gruppe oder 2- bis 6-gliedrige Heteroalkylen-Gruppe gebunden sein kann,
stehen;

R* und R*! jeweils zusammen mit dem sie verbindenden Stickstoffatom als

R57

Ringglied einen gesattigten oder ungesattigten, unsubstituierten oder mit 1, 2,
3, 4 oder 5 Resten R% substituierten 4-, 5-, 6-, 7-, 8- oder 9-gliedrigen, ggf.
wenigstens ein weiteres Heteroatom als Ringglied aufweisenden
heterocycloaliphatischen Rest bilden, der mit einem gesattigten oder
ungesattigten, unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten mono-

oder polyzyklischen Ringsystem kondensiert sein kann;

fur -NHR®, -NR**R® fiir einen linearen oder verzweigten,
gesattigten oder ungesattigten, unsubstituierten oder wenigstens einfach

substituierten aliphatischen C4.1¢ Rest steht;

R% R und R%®, unabhéngig voneinander, jeweils fiir -C(=0)-R®’; fiir einen

linearen oder verzweigten, gesattigten oder ungesattigten, unsubstituierten

oder wenigstens einfach substituierten aliphatischen C4.19 Rest

oder fir einen unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten 5- bis
14-gliedrigen Aryl- oder Heteroaryl-Rest, der mit einem gesattigten oder
ungesattigten, unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten mono-
oder polyzyklischen Ringsystem kondensiert und/oder Gber eine lineare oder
verzweigte, unsubstituierte oder wenigstens einfach substituierte C4¢-Alkylen-
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Gruppe oder C-,.¢-Alkenylen-Gruppe oder C,6-Alkinylen-Gruppe gebunden

sein kann, stehen;

R®'  fir einen linearen oder verzweigten, gesattigten oder ungesattigten,

unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten aliphatischen C4.1p Rest steht;

R®2, R®, R* R®, R% und R¥, unabhingig voneinander, jeweils fiir
einen linearen oder verzweigten, gesattigten oder ungesattigten, unsubstituierten

oder wenigstens einfach substituierten aliphatischen C4.19 Rest stehen;

R®, R%® und R, unabhiangig voneinander, jeweils fir F, Cl, Br, | oder fir einen
linearen oder verzweigten, gesattigten oder ungesattigten, unsubstituierten

oder wenigstens einfach substituierten aliphatischen C,.1¢ Rest stehen;
und

R™ fiir einen unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten 5- bis 14-
gliedrigen Aryl- oder Heteroaryl-Rest steht, der mit einem gesattigten oder
ungesattigten, unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten mono-
oder polyzyklischen Ringsystem kondensiert und/oder uber eine lineare oder
verzweigte, unsubstituierte oder wenigstens einfach substituierte Cq.g-Alkylen-
Gruppe oder C-,.g-Alkenylen-Gruppe oder C,_¢-Alkinylen-Gruppe gebunden

sein kann,

jeweils gdf. in Form eines ihrer reinen Stereoisomeren, insbesondere Enantiomeren
oder Diastereomeren, ihrer Racemate oder in Form einer Mischung von
Stereoisomeren, insbesondere der Enantiomeren und/oder Diastereomeren, in einem
beliebigen Mischungsverhéltnis, oder jeweils in Form entsprechender Salze, oder
jeweils in Form entsprechender Solvate;

wobei
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die vorstehend genannten aliphatischen C4.49 Reste und tert-Butyl-Reste ggf. jeweils
mit 1, 2, 3, 4, 5, 6, 7, 8 oder 9 Substituenten unabhangig voneinander ausgewahit
aus der Gruppe bestehend aus F, Cl, Br, |, -CN, -NO,, -OH, -NH,, -SH, -O(C.s-Alkyl),
-S(C1-5-Alkyl), -NH(C1.5-Alkyl), -N(C1.5-Alkyl)(C+.5-Alkyl), -C(=0)-O-C,.s-Alkyl, -O-
C(=0)-C15-Alkyl, -O-Phenyl, Phenyl, -OCF; und -SCF3 substituiert sein kdnnen;

die vorstehend genannten 2- bis 6-gliedrigen Heteroalkylen-Gruppen, Cq.¢-Alkylen-
Gruppen und C,.¢-Alkenylen-Gruppen und C,_g-Alkinylen-Gruppen ggf. jeweils mit 1,
2,3,4,5,6, 7, 8 oder 9 Substituenten unabhangig voneinander ausgewahlt aus der
Gruppe bestehend aus F, Cl, Br, |, -CN, -NO, -OH, -NH,, -SH, -O(C1.s-Alkyl), -S(C1.5-
Alkyl), -NH(C1.5-Alkyl), -N(C1.5-Alkyl)(C4.5-Alkyl), -OCF3 und -SCF3; substituiert sein

konnen;

die vorstehend genannten Heteroalkylen-Gruppen jeweils ggf. 1, 2 oder 3
Heteroatom(e) unabhangig voneinander ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus
Sauerstoff, Schwefel und Stickstoff (NH) als Kettenglied(er) aufweisen;

die vorstehend genannten (hetero)cycloaliphatischen Reste ggf. jeweils mit 1, 2, 3, 4
oder 5 Substituenten unabhangig voneinander ausgewahlt aus der Gruppe
bestehend aus -C1.s-Alkylen-OH, =CH,, -O-C4.5.Alkylen-Oxetanyl, -C1.s-Alkylen-O-C;.
s-Alkylen-Oxetanyl,-CH,-NH-C_5-Alkyl, -CH2-N(C1.5-Alkyl),, -N[C(=0)-C,.5-Alkyl]-
Phenyl, -CH,-O-C4.5-Alkyl, Oxo (=0), Thioxo (=S), F, Cl, Br, I, -CN, -CF3, -SFs, -OH, -
-0-Cy5-Alkyl, -O-C(=0)-C15-Alkyl, -NH,, -NO3, -O-CF3, -S-CF3, -SH, -S-C15-Alkyl, -C1.
s-Alkyl, -C(=0)-C1.s-Alkyl, -C(=0)-OH, -C(=0)-O-C1.5-Alkyl, -NH-C_5-Alkyl, -N(C1.5-
Alkyl),, -NH-Phenyl, -N(C1.s-Alkyl)-Phenyl, Cyclohexyl, Cyclopentyl, (4,5)-
Dihydroisoxazolyl, Thiazolyl, (1,2,5)-Thiadiazolyl, Thiophenyl, Phenethyl, Piperidinyl,
Pyrrolidinyl, -(CH,)-Pyridinyl, Pyridinyl, -O-Phenyl, -O-Benzyl, Phenyl und Benzyl
substituiert sein kdnnen, wobei jeweils der zyklische Teil der Reste Oxetanyl, (4,5)-
Dihydroisoxazolyl, Thiazolyl, (1,2,5)-Thiadiazolyl, Thiophenyl, Phenethyl, -N[C(=0)-
Ci.5-Alkyl]-Phenyl, -NH-Phenyl, -N(C.s-Alkyl)-Phenyl, -(CH;)-Pyridinyl, Pyridinyl, -O-
Phenyl, -O-Benzyl, Phenyl und Benzyl mit 1, 2, 3, 4 oder 5 Substituenten unabhangig

voneinander ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus F, CI, Br, -OH, -CF3, -SFs, -
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CN, -NO,, -C1.5-Alkyl, -O-C4.5-Alkyl, -O-CF3, -S-CF3, Phenyl und -O-Benzyl

substituiert sein kann,

und, sofern nicht anders angegeben, die vorstehend genannten
(hetero)cycloaliphatischen Reste jeweils ggf. 1, 2 oder 3 (weitere) Heteroatom(e)
unabhangig voneinander ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus Sauerstoff,

Stickstoff und Schwefel aufweisen konnen;

die Ringe der vorstehend genannten mono- oder polyzyklischen Ringsysteme ggf.
jeweils mit 1, 2, 3, 4 oder 5 Substituenten unabhéangig voneinander ausgewahit aus
der Gruppe bestehend aus Oxo (=0), Thioxo (=S), F, Cl, Br, I, -CN, -CF3, -SFs, -OH,
-O-C1.5-Alkyl, -NH_2, -NO,, -O-CF3, -S-CF3, -SH, -S-C1.5-Alkyl, -C4.5-Alkyl, -C(=0)-C1.5-
Alkyl, -C(=0)-OH, -C(=0)-O-C1.5-Alkyl, -NH-C4.5-Alkyl, -N(C1.s-Alkyl),, -O-Phenyl, -O-
Benzyl, Phenyl und Benzyl substituiert sein kdnnen, wobei jeweils der zyklische Teil
der Reste -O-Phenyl, -O-Benzyl, Phenyl und Benzyl mit 1, 2, 3, 4 oder 5
Substituenten unabhéngig voneinander ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus
F, Cl, Br, -OH, -CFj3, -SFs, -CN, -NO,, -C1.5-Alkyl, -O-C4.5-Alkyl, -O-CF3, -S-CF3,

Phenyl und -O-Benzyl substituiert sein kann,

und die Ringe der vorstehend genannten mono- oder polyzyklischen Ringsysteme
jeweils 5-, 6- oder 7-gliedrig sind und jeweils ggf. 1, 2, 3, 4 oder 5 Heteroatom(e) als
Ringglied(er) aufweisen kdénnen, die unabhéngig voneinander aus der Gruppe
bestehend aus Sauerstoff, Stickstoff und Schwefel ausgewéhit sind;

und die vorstehend genannten Aryl- oder Heteroaryl-Reste ggf. jeweils mit 1, 2, 3, 4
oder 5 Substituenten unabhangig voneinander ausgewahlt aus der Gruppe
bestehend aus F, CI, Br, |, -CN, -CFj3, -SFs5, -OH, -O-C.5-Alkyl, -NH2, -NO,, -O-CF3, -
S-CF3, -SH, -S-C4.5-Alkyl, -C4_s-Alkyl, -C(=0)-OH, -C(=0)-0O-C1.s-Alkyl, -NH-C4_s-Alkyl,
-N(C1.5-Alkyl)2, -NH-S(=0),-C1.5-Alkyl, -NH-C(=0)-0-C4.5-Alkyl, -C(=0)-H, -C(=0)-C;.
5-Alkyl, -C(=0)-NH,, -C(=0)-NH-C4.5-Alkyl, -C(=0)-N-(C1.5-Alkyl)2, -O-Phenyl, -O-
Benzyl, Phenyl und Benzyl substituiert sein kénnen, wobei jeweils der zyklische Teil
der Reste -O-Phenyl, -O-Benzyl, Phenyl und Benzyl mit 1, 2, 3, 4 oder 5
Substituenten unabhéngig voneinander ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus
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F, Cl, Br, -OH, -CF3, -SFs, -CN, -NO,, -C_5-Alkyl, -O-C1.5-Alkyl, -O-CF3, -S-CF3,

Phenyl und -O-Benzyl substituiert sein kann,
und

die vorstehend genannten Heteroaryl-Reste jeweils ggf. 1, 2, 3, 4 oder 5
Heteroatom(e) unabhangig voneinander ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus

Sauerstoff, Stickstoff und Schwefel als Ringglied(er) aufweisen.

Der Begriff “Heteroalkylen” bezeichnet eine Alkylen-Kette, in dem ein oder mehrere
C-Atome jeweils durch ein Heteroatom unabhangig voneinander ausgewahlt aus der
Gruppe bestehend aus Sauerstoff, Schwefel und Stickstoff (NH) ersetzt wurden.
Heteroalkylen-Gruppen kénnen bevorzugt 1, 2 oder 3 Heteroatom(e), besonders
bevorzugt ein Heteroatom, unabhéngig voneinander ausgewahit aus der Gruppe
bestehend aus Sauerstoff, Schwefel und Stickstoff (NH) als Kettenglied(er)
aufweisen. Heteroalkylen-Gruppen kénnen bevorzugt 2- bis 6-gliedrig, besonders

bevorzugt 2- oder 3-gliedrig, sein.

Beispielhaft seien Heteroalkylen-Gruppen wie -CH2-CH,-O-CH,-, -CH2-CH(CH3)-O-
CHgz-, «(CH2)-O-, (CH2)-O-, -(CH2)3-O-, -(CH2)4-O-, -O-(CH)-, -O-(CHz).-, -O-(CH,)s3-
, <O-(CHy)a-, -C(CzHs)(H)-O-, -0-C(CzHs)(H)-, -CHy-O-CHz-, -CHz-S-CHa-, -CHz-NH-
CH3-, -CH,-NH- und -CH5-CH»>-NH-CH,-CH; genannt.

Sofern einer oder mehrere der vorstehend genannten Substituenten eine lineare
oder verzweigte Cq6-Alkylen-Gruppe aufweisen, kann diese bevorzugt ausgewahit
werden aus der Gruppe bestehend aus -(CHy)-, -(CHz)2-, -C(H)(CH3)-, (CH2)3-, -
(CH2)4-, «(CH2)s-, -C(H)YC(H)(CHj3)2)- und -C(CzHs)(H)-.

Gesattigte oder ungesattigte C4.1¢ aliphatischen Reste konnen flr einen Cq.40-Alkyl-,
Caz.10-Alkenyl- oder C,.1p-Alkinyl-Rest stehen. C,.1p-Alkenyl-Reste weisen wenigstens
eine, vorzugsweise 1, 2, 3 oder 4 C-C-Doppelbindungen und C,.4o-Alkinyl-Reste
wenigstens eine, vorzugsweise 1, 2, 3 oder 4 C-C-Dreifachbindungen auf.
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Bevorzugt sind C1.10-Alkyl-Reste ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus Methyl,
Ethyl, n-Propyl, Isopropyl, n-Butyl, sek-Butyl, Isobutyl, tert-Butyl, n-Pentyl, 3-Methyl-
but-1-yl, 2-Pentyl, 3-Pentyl, sec-Pentyl, neo-Pentyl, 4-Methyl-pent-1-yl, (3,3)-
Dimethyl-but-1-yl, n-Hexyl, n-Heptyl, 2-Heptyl, 3-Heptyl, 4-Heptyl, n-Octyl, n-Nonyl, 2-
Nonyl, 3-Nonyl, 4-Nonyl, 5-Nonyl und (2,6)-Dimethyl-hept-4-yl, die ggf. mit 1, 2, 3, 4,
5, 6, 7, 8 oder 9 Substituenten unabhangig voneinander ausgewahlt aus der Gruppe
bestehend aus -O-Phenyl, -O-C(=0)-CHj, -O-C(=0)-C;Hs, -O-C(=0)-CH(CH3),, -O-
C(=0)-C(CHjz)s, -C(=0)-O-CHjs, -C(=0)-0-CzHs, -C(=0)-O-CH(CHj3),, -C(=0)-O-
C(CHa)s, F, CI, Br, I, -CN, -NO,, -OH, -NHj, -SH, -O-CH3;, -O-C,Hs, -O-CH(CH3),, -O-
C(CHz3)3, -S-CH3, -S-C3Hs, -S-CH(CH3),, -S-C(CHa)3, -NH-CHa, -NH-C3Hs, -NH-
C(CHj3)s, -N(CH3)2, -N(C2Hs),, -N(CH3)(C2Hs), -OCF3; und -SCF; substituiert sein

konnen.

Ebenfalls bevorzugt sind C,.1o-Alkenyl-Reste ausgewahlt aus der Gruppe bestehend
aus Vinyl, 1-Propenyl, 2-Propenyl, 1-Butenyl, 2-Butenyl, 3-Butenyl, 2-Methyl-propen-
1-yl, 3-Methyl-but-2-en-1-yl, (3,3)-Dimethyl-but-1-enyl, 2-Methyl-buten-2-yl, 1-
Pentenyl, 2-Pentenyl, 3-Pentenyl, 4-Pentenyl, 1-Hexenyl, 1-Heptenyl und 1-Octenyl,
die ggf. mit 1, 2 oder 3 Substituenten unabhangig voneinander ausgewahlt aus der
Gruppe bestehend aus F, Cl, Br, |, -CN, -NO,, -OH, -NH,, -SH, -O-CHs, -O-C5Hs, -O-
CH(CHz3),, -O-C(CHa)s, -S-CH3, -S-C,Hs, -S-CH(CHj3),, -S-C(CHj3)3, -NH-CH3, -NH-
C2Hs, -NH-C(CHj3)3, -N(CHa3),, -N(C2Hs)2, -N(CH3)(C,Hs), -OCF3 und -SCF;

substituiert sein konnen.

Weiterhin bevorzugt sind C,.1p-Alkinyl-Reste ausgewahlt aus der Gruppe bestehend
aus (3,3)-Dimethyl-but-1-inyl, 4-Methyl-pent-1-inyl, 1-Hexinyl, Ethinyl, 1-Propinyl, 2-
Propinyl, 1-Butinyl, 2-Butinyl, 3-Butinyl, 1-Pentinyl, 2-Pentinyl, 3-Pentinyl und 4-
Pentinyl, die ggf. mit 1, 2 oder 3 Substituenten unabhangig voneinander ausgewahlt
aus der Gruppe bestehend aus F, CI, Br, |, -CN, -NO,, -OH, -NH,, -SH, -O-CHj;, -O-
C2Hs, -O-CH(CHj3),, -O-C(CHg3)3, -S-CHg, -S-C2Hs, -S-CH(CH3),, -S-C(CHj3)3, -NH-
CH3s, -NH-C2Hs, -NH-C(CH3)s, -N(CHa)2, -N(C2Hs)2, -N(CH3)(C2Hs), -OCF3 und -SCF3

substituiert sein konnen.
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Besonders bevorzugte ggf. substituierte C1.49 aliphatische Rest sind ausgewahlt aus
der Gruppe bestehend aus Methyl, -CF3;, -CHF,, -CHJF, -CF,Cl, -CCI,F, -CCl3, -CBrs,
-CH2-CN, -CH,-O-CHj, -CH,-O-CF3, -CH2-SF3, -CH,-NH,, -CH,-OH, -CH,-SH, -CH,-
NH-CHs, -CH32-N(CHa3)2, -CH2-N(C2Hs)2, -CH2-N(CH3)(C2Hs), Ethyl, -CF,-CHj3, -CHF-
CF,Cl, -CF,-CFCl,, -CFCI-CF,Cl, -CFCI-CFCly, -CH2-CH2-NH;, -CH,-CH2-OH, -CHo-
CH2-SH, -CH2-CH2-NH-CHj3, -CH2-CH2-N(CH3),, -CH2-CH2-N(C3Hs),, -CH,-CH,-
N(CH3)(C2Hs), -CH,-CF3, -CyFs, -CH,-CCl3, -CH2-CBr3, -CH2-CH,-CN, n-Propyl, -
CH32-CH3-CHj-OH, -CH,-CH,-CH,-SH, -CH3-CH3-CH3-NH3, -CH2-CH2-CH2-NH-CHg, -
CH32-CH3-CH2-N(CH3)2, -CH2-CH3-CH2-N(C2Hs),, -CH2-CH2-CH2-N(CH3)(C2Hs), -CHo-
CH2-O-CHg3, -CF2-CF,-CF3, -CF(CF3)2, Isopropyl, -CH,-CH2-CH,-CN, -CH3-O-CHo-
CHj3, -CH2-CH,-SF3, -CH2-CH2-OCF3, -CH(CH3)(O-CHs), -CH(CH3)(S-CHj3), n-Butyl, -
CF2-CF2-CF,-CF3, -CH2-CH2-CH2-CH2-CN, -CH3-CH3-CH2-CF3, -CH,-CH3-CH2-CH,-
CF3, -CH;-O-C(=0)-CHj3, -CH,-O-C(=0)-C3Hs, -CH,-O-C(=0)-CH(CHs),, -CH»-O-
C(=0)-C(CHa3)3, -CH,-C(=0)-0O-CHjs, -CH,-C(=0)-0-C,Hs, -CH,-C(=0)-0O-C(CHj)3, -
CH3-CH3-O-CHjs, -CH2-CH3-O-C3Hs, -CH,-CH,-O-Phenyl, -CH,-CH2-CH»-O-CH3, sek-
Butyl, Isobutyl, tert-Butyl, n-Pentyl, sec-Pentyl, neo-Pentyl, n-Hexyl, Vinyl, 1-
Propenyl, 2-Propenyl, 1-Butenyl, 2-Butenyl, 3-Butenyl, 2-Methyl-buten-2-yl, (1,1,2)-
Trifluor-1-butenyl, 1-Pentenyl, 2-Pentenyl, 3-Pentenyl, 4-Pentenyl, -CF=CF,, -
CCI=CCl,, -CH2-CF=CF,, -CH,-CCI=CCl,, -C=C-l, -C=C-F und -C=C-CI.

Sofern einer oder mehrere der vorstehend genannten Substituenten fur einen
(hetero)cycloaliphatischen Rest stehen, der ggf. mit einem geséttigten oder
ungesattigten, unsubstituierten oder wenigstens einfach substituierten mono- oder
polyzyklischen Ringsystem kondensiert sein kann, kann dieser bevorzugt ausgewahit
werden aus der Gruppe bestehend aus Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl,
Cyclohexyl, Cycloheptyl, Cyclopentenyl, Cyclohexenyl, Cycloheptenyl, Imidazolidinyl,
Tetrahydrofuranyl, Tetrahydrothiophenyl, Pyrrolidinyl, Piperidinyl, Morpholinyl,
Piperazinyl, Thiomorpholinyl, Tetrahydropyranyl, Oxetanyl, (1,2,3,6)-
Tetrahydropyridinyl, Azepanyl, Azocanyl, Diazepanyl, Dithiolanyl, (1,3,4,5)-
Tetrahydropyrido[4,3-b]indolyl, (3,4)-Dihydro-1H-isochinolinyl, (1,3,4,9)-Tetrahydro-
[b]-carbolinyl und (1,3)-Thiazolidinyl.
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Als geeignete (hetero)cycloaliphatische Reste, die unsubstituiert oder einfach oder
mehrfach substituiert sein kdnnen, und mit einem mono- bzw. bizyklischem
Ringsystem kondensiert sind, seien beispielhaft (4,5,6,7)-Tetrahydroisoxazolo[5,4-
c]pyridinyl, (2,3)-Dihydro-1H-indenyl, 3-Aza-bicyclo[3.1.1]heptyl, 3-Aza-
bicyclo[3.2.1]octyl, 6-Aza-bicyclo[3.3.1]heptyl, 8-Aza-bicyclo[3.2.1]octyl, Isoindolyl,
Indolyl, (1,2,3,4)-Tetrahydrochinolinyl, (1,2,3,4)-Tetrahydroisochinolinyl, (2,3)-
Dihydro-1H-isoindolyl, (1,2,3,4)-Tetrahydronaphthyl, (2,3)-Dihydro-benzo[1.4]dioxinyl,
Benzo[1.3]dioxolyl, (1,4)-Benzodioxanyl, (2,3)-dihydrothieno[3,4-b][1,4]dioxinyl, (3,4)-
Dihydro-2H-benzo[1.4]oxazinyl, Octahydro-1H-isoindolyl und Octahydro-pyrrolo[3,4-

c]pyrrolyl genannt.

(Hetero)cycloaliphatische Reste kénnen im Sinne der vorliegenden Erfindung mit
einem weiteren (hetero)cycloaliphatischen Rest Giber ein gemeinsames

Kohlenstoffatom in beiden Ringen einen spirozyklischen Rest bilden.

Als geeignete spirozyklischer Reste seien beispielsweise ein 6-Aza-spiro[2.5]octyl-
Rest, 8-Azaspiro[4.5]decyl-Rest und ein 1-Oxa-2,8-diaza-spiro[4.5]dec-2-enyl-Rest

genannt.

Besonders bevorzugt kdnnen die (hetero)cycloaliphatischen Reste ggf. jeweils mit 1,
2, 3, 4 oder 5 Substituenten unabhéangig voneinander ausgewahit aus der Gruppe
bestehend aus Oxo (=0), Thioxo (=S), F, Cl, Br, |, -CN, -CF3, -SFs, -OH, -O-CH3, -O-
C,Hs, -O-CH(CHj3),, -O-C(CHj3)3, -NHz, -NO,, -O-CF3, -S-CF3, -SH, -S-CHj3, -S-C3Hs, -
S-CH(CHa3),, -S-C(CHs)3, Methyl, Ethyl, n-Propyl, Isopropyl, n-Butyl, sek-Butyl,
Isobutyl, tert-Butyl, n-Pentyl, -C(=0)-CHs;, -C(=0)-C;Hs, -C(=0)-CH(CH3),, -C(=0)-
C(CHj3)3, -C(=0)-0OH, -C(=0)-0O-CHj, -C(=0)-0-C;Hs, -C(=0)-O-CH(CH3),, -C(=0)-O-
C(CHj3)3, -NH-CH3, -NH-C2Hs, -NH-C(CHz)3, -N(CHa)2, -N(C2Hs)2, -N(CH3)(C2Hs), -
CH,-OH, -CH»-CH,-OH, =CHp,, -CH2-O-CH,-Oxetanyl, -O-CH,-Oxetanyl, -CH-
N(CHs)2, -CH2-N(C2Hs),, -CH,-NH-CH3, -CH2-NH-C,Hs, -N-[C(=0)-C2Hs]-Phenyl, -N-
[C(=0)-CH3]-Phenyl, -CH2-O-CH3, -CH,-O-CH,-CHj3, -NH-Phenyl, -N(CH3)-Phenyl, -
N(C2Hs)-Phenyl, -N(C,Hs)-Phenyl, -O-CH,;-CH,-CH,-CH3, (4,5)-Dihydroisoxazolyl,
Thiazolyl, (1,2,5)-Thiadiazolyl, Thiophenyl, Phenethyl, Cyclohexyl, Cyclopentyl,
Piperidinyl, Pyrrolidinyl, -O-C(=0)-CHg3, -O-C(=0)-C;Hs, -O-C(=0)-C(CHj3)3, -(CH3)-
Pyridinyl, Pyridinyl, -O-Phenyl, -O-Benzyl, Phenyl und Benzyl substituiert sein, wobei
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jeweils der zyklische Teil der Reste Oxetanyl, (4,5)-Dihydroisoxazolyl, Thiazolyt,
(1,2,5)-Thiadiazolyl, Thiophenyl, Phenethyl, -N-[C(=0)-C;Hs)-Phenyl, -N-[C(=0)-
CHz]-Phenyl, -NH-Phenyl, -N(CH3)-Phenyl, -N(C,Hs)-Phenyl, -(CHz)-Pyridinyl,
Pyridinyl, -O-Phenyl, -O-Benzyl, Phenyl und Benzyl mit 1, 2, 3, 4 oder 5
Substituenten unabhangig voneinander ausgewahilt aus der Gruppe bestehend aus
F, Cl, Br, -OH, -CF3, -SF5, -CN, -NO,, Methyl, Ethyl, n-Propyl, Isopropyl, n-Butyl, sek-
Butyl, Isobutyl, tert-Butyl, -O-CHj, -O-C;Hs, -O-CH(CH3),, -O-C(CHa3)3, -O-CF3, -S-
CF3, Phenyl und -O-Benzyl substituiert sein kann.

Sofern einer oder mehrere der vorstehend genannten Substituenten fur einen Aryl-
Rest stehen, kann dieser bevorzugt ausgewahlt werden aus der Gruppe bestehend
aus Phenyl und Naphthyl (1-Naphthyl und 2-Naphthyl).

Sofern einer oder mehrere der vorstehend genannten Substituenten fur einen
Heteroaryl-Rest stehen, kann dieser bevorzugt ausgewahlt werden aus der Gruppe
bestehend aus Tetrazolyl, Thiophenyl, Furanyl, Pyrrolyl, Pyrazolyl, Pyrazinyl, Pyranyi,
Triazolyl, Pyridinyl, Imidazolyl, Indolyl, Isoindolyl, Benzo[b]furanyl,
Benzol[blthiophenyl, Benzoxazolyl, Benzisoxazolyl, Thiazolyl, Oxazolyl, Isoxazolyl,
Pyridazinyl, Pyrazinyl, Pyrimidinyl, Indazolyl, Chinoxalinyl, Chinolinyl und

Isochinolinyl.

Als geeignete Aryl- und Heteroaryl-Reste, die unsubstituiert oder einfach oder
mehrfach substituiert sein kdnnen, und mit einem mono- bzw. bizyklischem
Ringsystem kondensiert sind, seien beispielhaft Isoindolyl, Indolyl, (1,2,3,4)-
Tetrahydrochinolinyl, (1,2,3,4)-Tetrahydroisochinolinyl, (2,3)-Dihydro-1H-isoindolyl,
(1,2,3,4)-Tetrahydronaphthyl, (2,3)-Dihydro-benzo[1.4]dioxinyl, (2,3)-
Dihydrothieno[3,4-b][1,4]dioxinyl, Benzo[1.3]dioxolyl und (1,4)-Benzodioxanyl

genannt.

Besonders bevorzugt kénnen die Aryl- oder Heteroaryl-Reste ggf. jeweils mit 1, 2, 3,
4 oder 5 Substituenten unabhangig voneinander ausgewahlt aus der Gruppe
bestehend aus F, CI, Br, I, -CN, -CF3, -SFs, -OH, -O-CH3, -O-C,Hs, -O-CH(CHj3)2, -O-
C(CHj3)3, -NHg, -NO3, -O-CF3, -S-CF3, -SH, -S-CH3, -S-C;Hs, -S-CH(CH3;)s, -S-
C(CHs;)3, Methyl, Ethyl, n-Propyl, Isopropyl, n-Butyl, sek-Butyl, Isobutyl, tert-Butyl, n-
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Pentyl, -C(=0)-OH, -C(=0)-O-CHg3, -C(=0)-O-C;Hs, -C(=0)-0O-CH(CH3),, -C(=0)-O-
C(CHj3)3, -NH-CHgs, -NH-C3Hs, -NH-C(CHj3)3, -N(CH3)2, -N(C2Hs),, -N(CH3)(C2Hs), -
NH-S(=0),-CHjs, -NH-S(=0,)-C,Hs, -NH-S(=0),-CH(CH3),, -NH-C(=0)-O-CH3;, -NH-
C(=0)-0-C;Hs, -NH-C(=0)-0O-C(CHg3)3, -C(=0)-H, -C(=0)-CHj3, -C(=0)-C,Hs, -C(=0)-
CH(CH3)2, -C(=0)-C(CHj3)3, -C(=0)-NHj,, -C(=0)-NH-CH3, -C(=0)-NH-C,Hs, -C(=0)-
N(CHa)2, -C(=0)-N(CzH:s)2, -O-Phenyl, -O-Benzyl, Phenyl und Benzyl substituiert
sein, wobei jeweils der zyklische Teil der Reste -O-Phenyl, -O-Benzyl, Phenyl und
Benzyl mit 1, 2, 3, 4 oder 5 Substituenten unabhangig voneinander ausgewahlt aus
der Gruppe bestehend aus F, Cl, Br, -OH, -CF3, -SFs, -CN, -NO,, Methyl, Ethyl, n-
Propyl, Isopropyl, n-Butyl, sek-Butyl, Isobutyl, tert-Butyl, -O-CHj;, -O-C;Hs, -O-
CH(CHa3)2, -O-C(CH3)3, -O-CF3, -S-CF3, Phenyl und -O-Benzyl substituiert sein kann.

Sofern ein polyzyklisches Ringsystem wie beispielsweise ein bizyklisches
Ringsystem vorliegt, konnen die verschiedenen Ringe, jeweils unabhangig
voneinander, einen unterschiedlichen Sattigungsgrad aufweisen, d.h. gesattigt oder
ungesattigt sein. Bevorzugt ist ein polyzyklisches Ringsystem ein bizyklisches

Ringsystem.

Beispielhaft flir Aryl-Reste, die mit einem mono- bzw. polyzyklischen Ringsystem

kondensiert sind, seien (1,3)-Benzodioxolyl und (1,4)-Benzodioxanyl genannt.

Sofern einer oder mehrere der vorstehend genannten Substituenten ein mono- oder
polyzyklisches Ringsystem aufweisen, kann dieses bevorzugt mit 1, 2, 3, 4 oder 5
Substituenten unabhangig voneinander ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus
Oxo (=0), Thioxo (=S), F, CI, Br, I, -CN, -CF3;, -SFs, -OH, -O-CHj3, -O-C,Hs, -O-
CH(CH3),, -O-C(CHj3)3, -NH>, -NO,, -O-CF3, -S-CF3, -SH, -S-CH3, -S-C2Hs, -S-
CH(CHy3),, -S-C(CH3)3, Methyl, Ethyl, n-Propyl, Isopropyl, n-Butyl, sek-Butyl, Isobutyl,
tert-Butyl, n-Pentyl, -C(=0)-OH, -C(=0)-0O-CH3;, -C(=0)-0O-C;Hs, -C(=0)-O-CH(CHs3),,
-C(=0)-0O-C(CHj3)3, -NH-CH3;, -NH-C,Hs, -NH-C(CH3)3, -N(CH3)2, -N(C2Hs)2, -
N(CHj3)(CzHs), -NH-C(=0)-O-CH3;, -NH-C(=0)-0O-C,Hs, -NH-C(=0)-0O-C(CHj3)3, -
C(=0)-H, -C(=0)-CHg3, -C(=0)-C,Hs, -C(=0)-CH(CH3),, -C(=0)-C(CH3)3, -C(=0)-NH_,
-C(=0)-NH-CH3, -C(=0)-NH-C;Hs, -C(=0)-N(CH3)2, -C(=0)-N(C2Hs)2, -O-Phenyl, -O-
Benzyl, Phenyl und Benzyl substituiert sein, wobei jeweils der zyklische Teil der
Reste -O-Phenyl, -O-Benzyl, Phenyl und Benzyl mit 1, 2, 3, 4 oder 5 Substituenten
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unabhangig voneinander ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus F, Cl, Br, -OH, -
CF3, -SFs, -CN, -NO,, Methyl, Ethyl, n-Propyl, Isopropyl, n-Butyl, sek-Butyl, Isobutyl,
tert-Butyl, -O-CHj, -O-C,Hs, -O-CH(CHj3),, -O-C(CHa3)3, -O-CF3, -S-CF3, Phenyl und -

O-Benzyl substituiert sein kann.

Bevorzugt sind Verbindungen der aligemeinen Formel la,

=z R!

worin
D fur N oder CH steht;

R' und R? zusammen fiir einen Rest ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus —
CH=N-NH-; -CH=N-NR"'-; -S-C(=S)-NH-; -O-C(=S)-NH-; -S-C(=0)-NH-; -O-C(=0)-
NH-; -S-C(=S)-NR®-; -O-C(=S)-NR®:; -S-C(=0)-NR®-; -O-C(=0)-NR®-; -S-CH=N-; -
S-CR?=N-; -N=CH-O-; -N=CR%*-0O-; -NH-C(=0)-NH-; -NH-C(=S)-NH-; -NR%-C(=0)-
NR®-; -NR®-C(=S)-NR®-; -O-CH,-C(=0)-NH-; -O-CHy-O-; -O-CH,-CH,-O-, -O-CH,-
CHJ-CH,-0-; -O-CH,-CH,-NH- und —CH=CH-N=CH- stehen, der in beliebiger

Richtung mit dem Grundgerust verbunden ist,

oder R? und R® zusammen fiir einen Rest ausgewéhit aus der Gruppe bestehend aus
-CH=N-NH-; -CR%®=N-NH-; -CH=N-NR®-; -CR*=N-NR%-; -S-C(=S)-NH-; -O-C(=S)-
NH-; -S-C(=0)-NH-; -O-C(=0)-NH-; -S-C(=S)-NR®*-; -O-C(=S)-NR®*-; -S-C(=0)-NR®-
: -0-C(=0)-NR®-; -S-CH=N-; -S-CR?*=N-; -N=CH-O-; -N=CR*-0-; -N=CH-NH-; -
N=CH-NR®-; -NH-C(=0)-NH-; -NH-C(=S)-NH-; -NR®-C(=0)-NR%-; -NR®-C(=S)-
NR®-; -N=N-NH-; -N=N-NR%'-; -O-CH,-C(=0)-NH-; -O-CH,-O-; -CH,-CH2-NH-, -CH,-
CHa-CHa-NH, -CH,-C(=0)-NH, -CH-CH,-C(=0)-NH-; -O-CH,-CHy-O-; -O-CH3-CH,-
CH,-O-; -N=N-CH=CH-; -N=CH-N=CH; -N=CH-CH=N-; -CH=CH-CH=N-; -CH=CH-
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N=CH-; -CH=N-N=CH- und -O-CH,-CH,-NH- stehen, der in beliebiger Richtung mit

dem Grundgerist verbunden ist,

oder R® und R* zusammen fiir einen Rest ausgewahit aus der Gruppe bestehend aus
-CH=N-NH-; -CR%=N-NH-; -CH=N-NR®-; -CR?®=N-NR%-; -S-C(=S)-NH-; -O-C(=S)-
NH-: -S-C(=0)-NH-; -O-C(=0)-NH-; -S-C(=S)-NR%-; -O-C(=5)-NR%-; -S-C(=0)-NR*-
. -0-C(=0)-NR®-; -S-CH=N-; -S-CR?®=N-; -N=CH-O-; -N=CR¥*-0-; -N=CH-NH-; -
N=CH-NR®-; -NH-C(=0)-NH-; -NH-C(=S)-NH-; -NR®-C(=0)-NR%-; -NR%*-C(=S)-
NR®-: -N=N-NH-; -N=N-NR®-; -O-CH,-C(=0)-NH-; -O-CH,-O-; -CH,-CH2-NH-, -CH>-
CH,-CHy-NH, -CHo-C(=0)-NH, -CH3-CH,-C(=0)-NH-; -O-CH-CH-O-; -O-CH»-CH>-
CH,-O-; -N=N-CH=CH-; -N=CH-N=CH; -N=CH-CH=N-; -CH=CH-CH=N-; -CH=CH-
N=CH-; -CH=N-N=CH- und -O-CH,-CH>-NH- stehen, der in beliebiger Richtung mit

dem Grundgerist verbunden ist,

oder R* und R® zusammen fiir einen Rest ausgewahit aus der Gruppe bestehend aus
—CH=N-NH-; -CH=N-NR’'-; -S-C(=S)-NH-; -O-C(=S)-NH-; -S-C(=0)-NH-; -O-C(=0)-
NH-; -S-C(=S)-NR%-; -0-C(=S)-NR%-; -S-C(=0)-NR®-; -O-C(=0)-NR*-; -S-CH=N-; -
S-CR%=N-: -N=CH-O-; -N=CR%’-0-; -NH-C(=0)-NH-; -NH-C(=S)-NH-; -NR®-C(=0)-
NR®.. -NR%-C(=S)-NR%-; -O-CH,-C(=0)-NH-; -O-CH;-0O-; -O-CH,-CH2-O-, -O-CH2-
CH,-CH,-0-; -O-CH,-CH2-NH- und —CH=CH-N=CH- stehen, der in beliebiger

Richtung mit dem Grundgertist verbunden ist,

und die tibrigen Reste von R, R?, R3, R* und R®, unabhéngig voneinander, jeweils
fur H: F; Cl; Br; I; -CF3: -CN; -OR'®; -SR"’; oder fiir einen Rest ausgewahlt aus der
Gruppe bestehend aus Methyl, -CF3, -CHF», -CH.F, Ethyl, n-Propyl, Isopropyl, n-
Butyl, sek-Butyl, Isobutyl und tert-Butyl stehen;

R® fir -SFs; -O-CF3; -CF3; tert-Butyl oder -C(CHj3), (CH20H) steht;
R'® und R", unabhangig voneinander, jeweils fiir einen Rest ausgewahlt aus der
Gruppe bestehend aus Methyl, -CF3, -CHF;, -CH,F, Ethyl, -CF2>-CH3, -CH2-CF3, -

C.Fs, n-Propyl, Isopropyl, n-Butyl, sek-Butyl, Isobutyl, tert-Butyl, n-Pentyl, 3-Pentyl, n-
Heptyl, 4-Heptyl, n-Octyl, n-Nonyl, 5-Nonyl, (2,6)-Dimethyl-hept-4-yl, 3-Methyl-butyi,
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n-Hexyl und (3,3)-Dimethylbutyl stehen;

R?  fiir F; Cl; Br; I; -CF3; -CN; -NH; oder fiir einen Alkyl-Rest ausgewahlt aus der
Gruppe bestehend aus Methyl, Ethyl, n-Propyl, Isopropyl, n-Butyl, sek-Butyl, Isobutyl,
tert-Butyl und n-Pentyl steht;

R? und R¥, unabhingig voneinander, jeweils fir -NH-C(=0)-R®'; -NH,;
-NH-S(=0),-R%?; -NH-C(=0)-0-R*; -S-R* oder fiir einen Alkyl-Rest ausgewihit aus
der Gruppe bestehend aus Methyl, Ethyl, n-Propyl, Isopropyl, n-Butyl, sek-Butyl,
Isobutyl, tert-Butyl und n-Pentyl stehen;

R*, R*%, R* und R, unabhangig voneinander, jeweils fiir Alkyl-Rest
ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus Methyl, Ethyl, n-Propyl, Isopropyl, n-
Butyl, sek-Butyl, Isobutyl, tert-Butyl und n-Pentyl stehen;

R®2, R®, R®, R®, R® und R, unabhingig voneinander, jeweils fiir einen
Alkyl-Rest ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus Methyl, Ethyl, n-Propyl,
Isopropyl, tert-Butyl, n-Butyl, sek-Butyl und Isobutyl stehen; und

R™  firr einen Rest steht ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus Phenyl,
Naphthyl, Thiophenyl, Furanyl und Pyridinyl, wobei der Rest jeweils Uber eine -(CH)-
, (CH2)2- oder -(CH;)3-Gruppe gebunden sein kann und/oder jeweils unsubstituiert
oder ggf. mit 1, 2, 3, 4 oder 5 Substituenten unabhangig voneinander ausgewahlt aus
der Gruppe bestehend aus F, Cl, Br, I, -CN, -CF3, -SF5, -OH, -O-CH3;, -O-C,Hs, -O-
CH(CHj3),, -O-C(CHj3)3, -NHz, -NO,, -O-CF3, -S-CF3, -SH, -S-CH3, -S-C,Hs, -S-
CH(CHas),, -S-C(CH3)3, Methyl, Ethyl, n-Propyl, Isopropyl, n-Butyl, sek-Butyl, Isobutyl,
tert-Butyl, -O-Phenyl, -O-Benzyl, Phenyl und Benzyl substituiert sein kann;

jeweils ggf. in Form eines ihrer reinen Stereocisomeren, insbesondere Enantiomeren
oder Diastereomeren, ihrer Racemate oder in Form einer Mischung von
Stereoisomeren, insbesondere der Enantiomeren und/oder Diastereomeren, in einem
beliebigen Mischungsverhaltnis, oder jeweils in Form entsprechender Salze, oder

jeweils in Form entsprechender Solvate.
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Besonders bevorzugt sind Verbindungen der allgemeinen Formel la,

worin

D fir N oder CH steht;

R' und R? zusammen fiir einen Rest ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus —
CH=N-NH-; -CH=N-NR"'-; -S-C(=S)-NH-; -O-C(=S)-NH-; -S-C(=0)-NH-; -O-C(=0)-
NH-; -S-C(=S)-NR%-; -0-C(=S)-NR®-; -S-C(=0)-NR®-; -O-C(=0)-NR®-; -S-CH=N-; -
S-CR®=N-; -N=CH-0-; -N=CR¥*-0-; -NH-C(=0)-NH-; -NH-C(=S)-NH-; -NR®-C(=0)-
NR%-; -NR®-C(=S)-NR®-; -O-CH,-C(=0)-NH-; -O-CH,-O-; -O-CH»-CH,-O-, -O-CH,-
CH2-CH,-0-; -O-CH,-CH2-NH- und —CH=CH-N=CH- stehen, der in beliebiger

Richtung mit dem Grundgerust verbunden ist,

oder R? und R® zusammen fiir einen Rest ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus
-CH=N-NH-; -CR%=N-NH-; -CH=N-NR®%; -CR?®=N-NR%-; -S-C(=S)-NH-; -O-C(=S)-
NH-; -S-C(=0)-NH-; -O-C(=0)-NH-; -S-C(=S)-NR%-; -O-C(=S)-NR®%-; -S-C(=0)-NR®-
; -O-C(=0)-NR®-; -S-CH=N-; -S-CR?**=N-; -N=CH-0-; -N=CR*’-O-; -N=CH-NH-; -
N=CH-NR®-; -NH-C(=0)-NH-; -NH-C(=S)-NH-; -NR%-C(=0)-NR®-; -NR®-C(=S)-
NR%-; -N=N-NH-; -N=N-NR®-; -O-CH,-C(=0)-NH-; -O-CH,-O-; -CH2-CH2-NH-, -CH,-
CHa-CHa-NH, -CH5-C(=0)-NH, -CH,-CH,-C(=0)-NH-; -O-CH3-CHa-O-; -O-CH,-CH,-
CHy-O-; -N=N-CH=CH-; -N=CH-N=CH; -N=CH-CH=N-; -CH=CH-CH=N-; -CH=CH-
N=CH-; -CH=N-N=CH- und -O-CH,-CH,-NH- stehen, der in beliebiger Richtung mit

dem Grundgerust verbunden ist,
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oder R® und R* zusammen fiir einen Rest ausgewahit aus der Gruppe bestehend aus
-CH=N-NH-; -CR%=N-NH-; -CH=N-NR%-; -CR?=N-NR®-; -S-C(=S)-NH-; -O-C(=S)-
NH-; -S-C(=0)-NH-; -O-C(=0)-NH-; -S-C(=S)-NR®>-; -0-C(=S)-NR®-; -S-C(=0)-NR®**-
: -0-C(=0)-NR%%-; -S-CH=N-; -S-CR?*=N-; -N=CH-0-; -N=CR%’-0O-; -N=CH-NH-; -
N=CH-NR®-; -NH-C(=0)-NH-; -NH-C(=S)-NH-; -NR%®-C(=0)-NR®*-; -NR®¢-C(=S)-
NR®-; -N=N-NH-; -N=N-NR®-; -0-CH2-C(=0)-NH-; -O-CH,-O-; -CH2-CH,-NH-, -CH,-
CHa-CH2-NH, -CH,-C(=0)-NH, -CH-CH,-C(=0)-NH-; -O-CHy-CH,-O-; -O-CH,-CH,-
CHg-O-; -N=N-CH=CH-; -N=CH-N=CH; -N=CH-CH=N-; -CH=CH-CH=N-; -CH=CH-
N=CH-; -CH=N-N=CH- und -O-CH,-CH,-NH- stehen, der in beliebiger Richtung mit

dem Grundgerist verbunden ist,

oder R* und R® zusammen fiir einen Rest ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus
—CH=N-NH-; -CH=N-NR"'-; -S-C(=S)-NH-; -O-C(=S)-NH-; -S-C(=0)-NH-; -O-C(=0)-
NH-; -S-C(=S)-NR®-; -0-C(=S)-NR®-; -5-C(=0)-NR®-; -O-C(=0)-NR®-; -S-CH=N-; -
S-CR?=N-; -N=CH-0-; -N=CR¥*-0-; -NH-C(=0)-NH-; -NH-C(=S)-NH-; -NR®-C(=0)-
NR®-; -NR®-C(=S)-NR®-; -O-CH,-C(=0)-NH-; -O-CH,-0O-; -O-CH,-CH,-O-, -O-CH,-
CH,-CH,-0O-; -O-CH,-CH2-NH- und —-CH=CH-N=CH- stehen, der in beliebiger

Richtung mit dem Grundgerust verbunden ist,

und die Ubrigen Reste von R', R?, R®, R* und R®, unabhingig voneinander, jeweils
fur H; -OR": -SR"; oder fiir einen Rest ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus
Methyl, -CF3, -CHF;, -CH3F, Ethyl, n-Propyl, Isopropyl, n-Butyl, sek-Butyl, Isobutyl
und tert-Butyl stehen;

R' und R", unabhangig voneinander, jeweils fiir einen Rest ausgewahlt aus der
Gruppe bestehend aus Methyl, Ethyl, n-Propyl, Isopropyl, n-Butyl, sek-Butyl, Isobutyl,
tert-Butyl und n-Pentyl stehen;

R?  fir F; CI: Br oder | steht;

R? und R*, unabhingig voneinander, jeweils fiir -NH-C(=0)-R®'; -NHy;
-NH-S(=0),-R%; -NH-C(=0)-0-R* oder -S-R* stehen;
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R3*' R*, R* und R*, unabhingig voneinander, jeweils fiir Alkyl-Rest
ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus Methyl, Ethyl, n-Propyl, Isopropyl, n-
Butyl, sek-Butyl, Isobutyl, tert-Butyl und n-Pentyl stehen;

und R%, R%, R*, R®, R® und R¥, unabhingig voneinander, jeweils fiir einen
Alkyl-Rest ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus Methyl, Ethyl, n-Propyl,
Isopropyl, tert-Butyl, n-Butyl, sek-Butyl und Isobuty! stehen; und

R’  fur einen Rest steht ausgewihlt aus der Gruppe bestehend aus Phenyl,
Naphthyl, Thiophenyl, Furanyl und Pyridinyl, wobei der Rest jeweils Uber eine -(CH,)-
, -(CH2)2- oder -(CH2)3-Gruppe gebunden sein kann und/oder jeweils unsubstituiert
oder ggf. mit 1, 2, 3, 