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en donde D'. Dz. J‘. Jz y K‘ son
selecclionados independientemente del grupo
consistente en C, N, 0O, S y un enlace
covalente, a condicifn de que no mls de uno
séa un enlace covalente, no mlis de uno de
D'. Dz. J'. Jz.v K‘ sea 0, no mis de uno de
o, 02, 3', 4% y k! sea S, uno de D', 0,
J‘. 3 y K! debe ser un enlace covalente
donde dos de D', 0%, ), 2y k' son 0 y s,
y no wds de cuatro de Dl. Dz. J'. a¢ y k!
son N,
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k'n una incorporavion de compuestos de la Férmula | 0 una sal de los

mismos farmaceuticamente aceptable

J se selecciona del grupo formado por S

Opcionalmente J se selecciona del grupo que consta de CH-R® y N-
R", en el que R" es una mitad espactadora hinea! que tiene una longitud de
cadena de | a 4 alomos enlazados cn el punto de enlace de un sustituyente
seleccionado del grupo tormado por R, R®, R¥, R¥, R%, R" y R" para
formar un anillo heterocfclico aue tiene de 5 a 8 miembros contiguos

- 34
B es la tormula (V) r

: R KR AR
7Y

1
R32/'I:' \rnz\nas
I b

4
Donde D', D% J', * y K' se seleccionan de torma independiente del grupo

que consta de C, N, O, S y un enlace covalente con la condipion de que no
mas de un enlace covalente, no mas de uno de D', D?, §', J? yK'es O, no
mas de uno de D', D%, J', J? y K' es 8, uno de D', D%, J', J* y K' debe ser un
enlace covalente cuando dos de D', D, J!, 3 y K! son S, y no mis de cuatro

de D', 1% 1", I* y k! son N con la condicién de que R*, R®, l'{“. R¥yR*
es cada unc; seleccionado separadamente para conservar la naturaleza
tetiavalente del caibono, la naturaleza trivalente del nitrégeno, la naturaleza
bivalente del azutre, y la naturaleza bivalente del oxigeno

R% R R', R, RY, R R'™ R R R¥ R™ R y R™ se

seleccionan en loima indeperdiente, del grupo formado por hidruro,

acetamido,  halodgeetamido, amidino, guamdino, dialquilsulfonio,
)
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haloalquentloxialquilo, halocicloalcoxi, halovicloalcoxialquilo,
haloci loalquentloxialquilo,  heterociclilo  saturado,  hetcrocichlo
parcialmente saturado, heteroarilo, heteroaralquilo, heteroarilticalquilo,
nlguisulfomlo,  haloalquilsulfontlo, anlsulfonilo, arisuifonilalquilo,
aralquilsulfonilo, cicloalquilsulfonilo, ctcloafﬁunlsulfomlalqmlo,
heteroarisulfonilalyuilo, heteroarilsulforulo, y aralquilsulfontlalquilo

Q es la formula (11)

D
rY” Y
(II)

Donde D!, D% J' 1Py K' se seleccionan en forma independiente, del grupo

L)

fotmade por C, N O, $ y un enlace covalente con la condicion de que no
mas de uno sea un enlace covalente, no mas de uno de D', D?, J', J2 y K'sea
O.nomasdeunode D', D%, J', 3 yK' sea S, unode D', D?, J', )2 y K' debe
sel un enlace covalente cuando dos de D', D?, J', * y K' son S, y no mids de
cuatro de D'.‘D’..J‘. 'y K" son N, con la condicién de que R, R'’, R"', R,
y R" se selecc:c;na ceda uno de manera independiente para conservar la

naturaieza tetravalente del carbono, la naturaleza trivalente del nitrégeno, la
naturaleza bivalente del azufre, y la naturaleza bivalente del oxigeno.

Q se selecuionan opcionalmente de la férmula (111)
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Donde D’, DY, J}, y J! se seleccionan en forma indep@itdiente, del grupo
tormado por C, N, O, y S, no mas ‘de unode D), DY %, y J* es O, no mas de
uno de D', D%, I}, y I es S, y no més de tres de D, D, J?, y J* son N, con la
condicion de que R’, R¥, R", y R" se selecciona cada uho en forma
independiente, pma conservar la naturaleza tetravalente del carbono, la
naturaleza tiivalente del nitrogeno, la naturaleza bivalente del gzufre, y la

nuturaluza bivalente del oxigeno

(Q se selecetona en toima opetonal del grupo conformado por hidruro,
alqulo alcoxs, alquilamino, alquiltio, haloalquiltio, alquem;o, alquinilo,
heterociclilo saturndo, heterocichilo parciaimente seturado, auilo, arofio,
heterovrmilo, icloalquilo, cicloalquilalquilo, cicloalquentlo,
ccloalguenilalquilo,  ccloalquilalquenilo,  haloalquilo,  haloalcoxi,
haloalguenilo, halocicloalquilo, heloticloalquenilo, haloalcoxialquilo,
halonlquenl;oxmlqunlo, halocicioalcoxialquilo, y
halocicloalqueniloxialquilo con la condicion de que Z° se seleccione de

uno distinto a un enlace covalente simple cuando Q es hidruro

K es({ C‘R*"R‘"‘).,. en donde n es un entero seleccionado de 1 a2

R¥R'™ se seleccionan separadamente del grupo que consta de halo,

hidiuro, hidroxi citano, hidroxialquilo, alquilo, alquenilo, alcoxialguilo,
r
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Opcionalmente, K es G-(CH(" )}, en dondé k se selecciona de un
enteio de | @ 2 y G se 'selecciona del grupo formado por O, S, y N(R'),

sienipre y cuando R sea uno diferente a hidruro, ciano, halo, amino,

‘-

alquilamtno, dialquilamino, y sulfhidnilo, cuandokes 1 =
" es opuionalimente E' cuando K es G-CH(R'®)), en donde E' se

setecciona del grupo formado por un enlace covalente stmple O, §, C(Q),

e —

CS co10 cis10, Cioms, (8IS CONRD, (RINC@) CONR)
RINC(S) OC(OINR), (R INCIO)O SCISINER ), (R INE (315
SCIOINR), (R INC(O)S, OCISN(R ), (R INC($)0, NICKOINR )
RINCIONRD), NERECENR, () INcsING®) 510y, 501,
SONR) NR)SO0), HOXR®), MR ypoxr, Hor®neR),

NR") ONR") CR=CR™shatlidiene (CaC, 12dimf 0. o
C=CR4'R“.

Y" es la formula (1V)

Rfj\i

RlS/Ds\ Da\
Qb (IV)

Donde D', D, J*, y J" se seleccionan en forma independiente, del grupo que

corista de. C, N, O, S ¥ un enlace covalente con la condicion de que no mis
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(IV)

En donde DY, D", J°, y J® se seleccionan separadamente del grupo que
consta de C, N, O, S y un enlace covalente simple con la condicidn de que
no mas de uno sea un enlace covalente, K? es C, no mas de uno de D*, D",
J'. y J", e3 O, no mas de D', D", %, y J%, es S, uno de D’, D%, J°, y J°, debe
ser un enlace covalente cuando dos de D*, DS, J°, y J%, son S, y no mds de
cuatro de D, D*, J', y J*, son N cuando K? es carbono con la condicién de
que R', R'7, R y R" e scleccione cada uno en forma independiente, para
conselvar el caractel tetravalente del carbono, el trivalente del nitrogeno, cl
bivalente del azutre y del oxigeno '

Q" se selecciona def grupo que consta de NR¥R?Y, "NR* RYR?,
aminoglquitentlo, y Q™. en el que hidruro y R® R¥ y R® st seleccionan
separadamente del grupo formado por hidruro, alquilo, hidroxi, amino,
aminoglquileniio, dialquilamino, alquilamino, e hidroxialquilo, con la
condicion de que no mas de uno de R*¥ y RY sean hidroxi, amino,

alquilamino o dialquilamino al misamo tempo

Opcionalmente, Q“ se selecciona del grupo compuesto por

70
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W se selecciona del grupo formado por CR*'=C R*, 1,2-ciclopropilo, 1,2-
ciclobutilo,  1,2-uiclohextlo, 1,3-ciclohexilo, 1,2-ciclopentilo, 1,3-
criclopentito,  2,3-morfolinilo, 2,4-morfolinifo, 2,6-morfolimilo, 3,4-
matiolintlo, J.S.-mm tolinslo, 1, 2-piperazinilo, 1,3-piperazintlo, 2,3-
piperazinilo, 2,6-piperazinilo, 1,2-pipendinilo, l,sfpipendmllo, 2,3-
pipenidintlo, 2,4-pipenidimilo,  2,6-pipendimilo, 3, 4-piperidimio, 1,2-
pirrohidinilo,  1,3-prrolidinilo,  2,3-purolidinilo, ¢ 2,4-pirrohidinilo,  2,5-
pirrohidinilo, 3.4-p|rrohdllmlo, 2,3-tetrahidrofuranilo, 2,4-tetralidrofuranilo,
2,5-tetrahidrofuranilo, y 3.4-tetrahidrofuranslo, con la condicién de que Z°
se enlaza directamente con el anillo de pirazinona

R" y R" se seleccionan en forma independiente, del grupo
conformado por aniidino, hidroxiamino, hudruro, hidrox:, amino, y alquiio

Q se selecusona del grupo que consta de hidruro, con la condicion de

que Z" es diferente a un enlace covalente simple, y la férmula (11)

p— -

11

1 1 12
R 0\ 7K AR

1T 3 .

' 2
D n
Rg/ IY/ \Rl3
(I1)

Donde D', D% J', I y K! se seleccionan en forma independiente, del grupo
conformado por C, N, O, S y un enlace covalente con la condicién de que

no nds de uno es un enlace covalente, no més de uno de D, D4 R yK!

81



s

es O, no més de uno de D', D%, J', J* yK' es S, uno de D, D}, ity IM\
debe se1 un enlace covalente cuando dos de D,D%,3,) yK'sonS§,yno
mas de cuatro de D', D?, J', J? y K' son N, con la condicién de que RY, R
R'", R", y R" se seleccionan separadamente cada uno para conservar la
carbonu, trivalente del nitrdgeno, bivalente del azufre y el oxigeno

Kk es (CR*R'™),, en‘ el que n és un entero seleccionado de 1 a 2

R*™ y R™ se seleccionan separadamente del grupo compuesto por
halo, hidruro, hidroxialquilo, alquilo, aicoxialquilo, alquitioaiquilo, y
haloalqutlo l

1" es E', cuando k es (CR™ R*®),, donde E' se selecciona del grupo

que consta de un enlace covalente sumple, C(0O), C(S), C(O)N(R"),

Y" es la formula (IV)

~
T 7 '
R1(5/135\ 2¢D6\R19

)

Q® (IV)

Donde D', D% I°, y J* se seleccionan en forma independiente, del grupo
tormado por C, N, O, S y un enlace covalente, siempre y cuando no mas de
uno sea un enlace covalente, K sea C, no mds de uno de D, D", J°, y J® sean
0O, no mas de uno de D* D, §*, y J* sean S, uno de D*, D*, J*, y J° deben ser

un enlace covalente cuando dos de D°, D%, P, y J® sean §, y no imnds de
[}
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REIVINDICACIONES
LAL
Lo que rervindicamos es
1 Un compuesto cuya Férmula es
R®
A N

o una sal fatmacéuticamente aceptable de éste, en donde
B es 1a frmula (V) 34

J\F’ Iy

en donde D', D?, 3, J y K! son seleccionados independientemente del
grupo consistente en C, N, O, S y un enlace covalente, a condicién de
que no més de uno sea un enlace covalente, no més de uno de D', D?, J',
P yK' sea O, no més de uno de D', D%, J', ' y X' sea S, uno de D', D7,
¥, 7' y K' dsbe ser un enlace covalente donde dos de D', D%, J', ¥ y K'
son Oy S, y no més de cuatro de D', D%, J', # yK' son N,

R’, RIO. R”, RIZ’ R“, Rﬂ’ RJJ’ RH’ RBS' y R35 son selecclonados
mdependientemente a partir de un grupo formado por hidrdgeno,
acetamido, haloacetamido, amidwmo, guamdivo, alquilenodioxs,
haloalquiltio, alcanoiloxs, alcoxs, alcoxialquil, haloalcoxtlaiqul, hidroxu,
amuno, alcoxiamino, mitro, alquidamino, alquiltio, alquilticalquil,
alquilsulfiml, alquisulfoml, alquisulfomialqml, anl, aralquil, cicloalquul,
cicloalquitalqui, heteroarl, heterocichil, alquilsulfonamido,
alquilammosulfoml, amidosulfoni], moncalquil amudosulfomi, dialqul
amidosulfonil, alcanoil, haloalcanoil, alquil, slquem}, halo, haloalquul,
haloalquenil, haloalcoxi, hudroxihaloalquil, hidroxialquil, aminoalquul,
haloalcoxialquil, carboxialqul, carboalcoxi, carboxi, carboxamido,



REIVINDICACIONES o}
Lo que reivindicamos es \ t

1 -
2

1 Un compuesto cuya Formula es

R® o

¢ 2] "
N

B/A\. \K/ E\Yo @
! <
o una sal farmacéuticamente aceptable de éste, en donde
B es la férmula (V) 34
'-'t':-“:'\-‘f,, Kl{_\ 2/R3 5
L

D s
g3 \r R T

en donde D', D?, 3!, 7 y K' son seleccionados independientemente del
grupo consistente en C, N, O, S y un enlace covalente, a condicién de
que no més de uno sea un enlace covalente, no mas de uno de D', D?, J,
P yK' sea O, no més de uno de D', D%, J', Py K' sea S, uno de D', D?,
J', P y K' debe ser un enlace covalents donde dos de D', D?, 1,  y K
son Oy S, y no més de cuatro de D', D?, 3!, yK' son N,

R®, R R!! RZ2 R® RZ R¥® R* R¥, y R* son seleccionados
independientemente a partir de un grupo formado por drdgeno,
acetamido, haloacetamido, amidino, guamdino, alqulenodioxi,
haloalquiitio, alcanoiloxi, alcoxi, alcoxiaiquul, haloalcoxilalquil, hidroxa,
ammo, alcoxtamno, mnrtro, alquiammno, alquitio, alquiiticalquil,
alquilsulfinil, alquilsulfonil, alquilsulfonilalquil, anl, aralquil, cicloalqul,
cicloalquilalquul, heteroanl, heterocichl, alquilsulfonamido,
alqulamimosulfom], amidosulfom), monoalqul amidosulfom], dwalquil
amidosulfouil, alcanoil, haloalcanoil, alqul, alquenil, halo, haloalquul,
haloalquenil, haloalcoxi, hidroxihaloalquil, hidroxialquil, aminoalquil,
haloalcoxialquil, carboxialquil, carboalcoxa, carboxi, carboxamido,



Kin

carboxamudoalqul y ciano, R', R”, R%, R®, R*, R¥, y R® son
independientemente opc1 nalmente Q° a condicion de que no més de uno
de R'" y R' sea Q" al mismo tiempo y que Q° es Q™,

B es seleccionado opcionalmente del grupo formado por
hudrdgeno, tnalqulsihil, C2-C8 alquil, C3-C8 alquileml, C3-C8 alquenil,
C3-C8 alquunil, y C2-C8 haloalquil, en donde cada miembro del grupo B
es sustitwido opcionalmente en cualquier carbono hasta e mcluyendo 6
itomos desde el punto de unién de B a A con uno o més del grupo
formado por R*2, R®, R¥* R* yR¥,

B es escogido opcionalmente del grupo formado por C3-Ci2
cicloalquil y C4-C9 heterociclil saturado, en donde cada catbono de
amllo es reemplazado opcionalmente por R¥, un carbono de amllo
caferente del carbono de amllo del punto de umén de B a A es
reemplazado opcionalmente con oxo, a condicién de que no més de un
carbono de amllo sea sustitwido con oxo al mismo tiempo, los carbonos
de amllo y un mtrégeno adyacente al atomo de carbono en el punto de
umién son sustiturdos opcionalmente con R® o R, un carbono de anillo o
itomo de nitrgeno adyacente a la posicién R’ y dos stomos desde el
punto de umon se sustituye opcionalmente por R'°, un carbono de amillo
o mitrogeno adyacente a la posicién R'® y dos dtomos del punto de umén
e3 opcionalmente sustitusdo por R', un carbono de amllo o tres dtomos
de mitrogeno del punto de umén y adyacente a la posicion R' es
opcionalmente sustittido por R', un carbono de amllo o tres 4tomos de
mtrégeno del punto de umén y adyacente a la posicién R es sustitwdo
opcionalmente con R*®, y un carbono de anillo o cuatro dtomos de
hudrégeno del punto de umoén y adyacente a las posiciones R'' y R® es
opcionalmente sustituido por R¥,

A es seleccionado del grupo formado por un eniace cova!ente

simple, (W”i:(oCH(R")),ll y (CH(R%),.—(W% donde 1t es un numero
entero seleccionado de 0 a 6, y W' es seleccionado dentro del grupo



3 5@
compuesto por O, S, C(0), R)NC(0), R)NC(S), y NR') con la
condicién de que no mas de uno del grupo formado por 1r y pa sea 0 al
mismo tiempo,

R’ os seleccionado dentro del grupo conshturdo por hidrégeno,
hwdroxi y alquil,

RY es seleccionado dentro del grupo constitwido por hidrégen ,
ludroxi, halo, alquilo y haloalquil,

¥ es seleccionado dentro del grupo constitusdo por NH y NOH,

R! es seleccionado del grupo compuesto por ludrégeno, alquilo,
alqueml, cano, halo, haloalquil, haloalcoxs, haloalquiltio, amino,
aminoalquil, ﬂqMo, amidino, hidroxi, hidroxiamino, alcoxy,
hidroxialquil, alcoxiamino, tiol y alquattio,

R'esZ2’-Q,

Z' es seleccionado dentro del grupo conformado por un enlace
sumple covalente, (CR*'R*)q o donde q es un nimero entero
seleccionado de 1 a 3, (CHR"))y-W’-(CH(R*)), en donde g y p son
numeros enteros seleccionados mdependientemente de 0 8 3 y WY es
seleccionado del grupo formado por O, S, C(0), S(O), NR"), y
ONRY), y (CHR*"))-W2-(CH(R*)), en donde ¢ y h son numeros
enteros independientemente seleccionados de 0 a 1 y W2 es seleccionado
en el grupo conformado por CR¥'=CR*,1,2-ciclopropil, 1,2-ciclobutil,
1,2-ciclohexal, 1,3-ciclohexil, 1,2-ciclopentil, 1,3-ciclopentil, 2,3-
morfolnil, 2,4-morfoliml, 2,6-morfolinil, 3,4-morfolinil, 3,5-morfolnil,
1,2-piperaciul, 1,3-piperaciml, 2 3-piperacmul, 2,6-piperactml, 1,2-
pipendinil, 1,3-pipentdimi, 2,3-pipenidiml, 2,4-pipendiml, 2,6-piperidumil,
3. 4-pipendiml, 1.2-purohdinid, 1,3-purohidiml, 2,3-purohdimsll, 2,4-
purohdml, 2,5-purohdmnil, 3,4-pwrolidmil, 2,3-tetrahidrofuranil, 2.4-
tetrahidrofuranil, 2 5-tetramdrofuranil, y 3,4-tetrahidrofuranmil con la
condici6n de que Z° esté directamente enlazado al anillo de prrazinona,
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R" y R% son seleccionados mdependientemente del grupo
conformado por amidmo, lidroxiamino, hdrégeno, droxi, amino y
alqudl,

Q es seleccionado del grupo constitmdo por hidrégeno, con la
condicién de que Z° es diferente de un enlace smple covalente, y la
férmula (IT) Tn

1

en donde D' ,.D* J' P y K! son seleccionados independientemente dentro
del grupo compuesto por C, N, O, S y un enlace covalente a condicién
qwenomﬁsdeunosnsaunenlm:ec:.ovalente,nmmisdem:lodm:D',Dz,Jl
J2 yK! sea O, no mas de uno de D' ,D* J' 32 yK! sea S, uno de D' ,.D* J'
J? y K! debe ser un enlace covalente donde dos de D' ,D? J' ,J yK' sean
Oy S, y no més de cuafro de D! ,D? J' .32 y K! sean N, con Ia condici6n
de quo R, R R'" RZ? y R" sean cada uno seleccionado
independientemente para mantener la naturaleza tetravalente del carbono,
la naturaleza trivalente del nitrégeno, la naturaleza bivalente del azufre y
la naturaleza bivalente del oxigeno,

K es (CR“R®), en donde n es un numero entero seleccionado
dentro del grupo 1 a 2,

R* y R® son seleccionados independientemente en el grupo
conformado por halo, mdrégeno, hidroxialquil, alquil, alcoxialquil,
alquiltioalquil y haloalqul,

WA
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E’ es E', cuando K es (CR*R™),, en donde E' es seleccionado
dentro del grupo conformado por un enlace simple covalente, C(0), C(8),
C(O)NR"), R")NC(O), S(O)z, (R)NS(O). y S(OLNR),

en donde D, D5, ¥ y I° son seleccionados mdependientemente del grupo
constitudo por C,N,O,S y un enlace covalente a condicion que no més de
uno sea un enlace covalente, K? sea C, no mas de uno de D, D%, F° y J°
sea O, no més de uno de D°, D, J° y J© sea S, debe ser un enlace
covalente cuando dos de D°, D%, I’ y J° son O y S y no mis de cuatro de
D’,D% Py sean N,

R', R, R" y R" s0n seleccionados independientemente dentro
del grupo conformado por hidrégeno, amidino, guamidino, carboxs,
baloalquiltio, alcoxi, hidroxi, amino, mitro, alcoxiammo, alquilamino,
alquilto, alquilsulfiml, alquilsulfoml, alcanoil, haloalcanoil, alqual,
alqueml, halo, haloalqul, halcalcoxi, droxialquil, alquilamino,
haloalcoxialqul, carboalcox y ciano,

Q® es seleccionado en el grupo constitudo por NRPRY,
ammnoalquilensl, Q* en donde Q® es  Iudrégeno,
NER* ICINR*)NR™)R™) y CNR™)NR™R™, a condicién que no més
de uno de R* y R? sea ludroxi, amino, alquilamino o dialquilammo al
mismo tiempo y que no més de uno de R® y R* sea hudroxi, amino,
alquilamino o dialquilammo al msmo tiempo,

R® R¥ R® R¥ R® y R® son seleccionados
independientemente  del grui)o consttmudo por hidrégeno, alquilo,



)

hidroxi, ammoalquleml, amm , dalquilammo, alqulammo e
hidroxzalquil,

Q’ es seleccionado en ¢l grupo constituido por un enlace simple
covalente, (CR*'R**)b donde b es un niimero entero seleccionado de 1 a 4
y (CHR')-W'-(CHR")) en donde ¢ y d son numeros enteros
seleccionados en el grupo de 1 a 3 y W es seleccionado dentro del grupo
conformado por C(O)NR'), ®R')NC(0), S(0), S(O), S(O:N®R'),
NR'Y)S(0),, y NR'), a condicién que R no sea seleccionado en halo
cuando estd enlazado directemente & N y que (CRR™®),, y (CHR'™)):
estén enlazados con E°,

R'" es seleccionado en el grupo formado por hidrogeno, halo,
alquilo y haloalqul,

R y R® son seleccionados mdependientemente en el grupo
compuesto por hidrégeno, alquilo y haloalquuil,

R* es seleccionado opcionalmente en el grupo formado por aroil
y heteroaroil,

Y’ es opcionalmente Q"-Q® en donde Q™ es (CH(R'})W-
(CHR™); en donde e y h son numeros enmteros seleccionados
independientemente de 1 a2 y W es CR*=CR™ con la condici6n de que
(CHR')), est4 enlazado con E°,

Y® es seleccionado opcionalmente dentro del grupo formado por
Q-Q™ y Q" -Q™ en donde Q™ es (CHR™)W’ y Q™ es
(CH(R™)):-W", r es un numero entero seleccionado de 1 a 2, y W’ y W*
son seleccionados independientemente dentro del grupo formado por 1,4-
indemil, 1,5-indenil, 1,6-indensl, 1,7-indeml, 2,7-ndeml, 2,6-1ndenil, 2,5-
indeml, 2,4-indem], 3,4-1ndenil, 3,5-indem), 3,6-indeml, 3,7-indemil, 2,4-
benzofuraml, 2,5-benzofurami, 2,6-benzofuranil, 2,7-benzofuraml, 3,4-

(A2
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benzofuraml, 3,5-benzofuranil, 3,6-benzofurami, 3,7-benzofuraml, 2,4-
benzotofenil, 2,5-benzotiofeni], 2,6-benzotiofenil, 2,7-benzotiofentl, 3,4-
benzotiofeml, 3,5-benzotiofeml, 3,6-benzotiofenil, 3,7-benzotiofenul, 2,7-
mudazo(1,2-a)pindinil, 3,4-1mdazo(1,2-a)pindiml, 3,5-1Mmdazo(1,2-
a)pindimd, 3,6-midezo(1,2-a)pindind, 3,7-1midazo(1,2-a)pindini, 2,4-
mdolil, 2,5-indoli, 2,6-mndohil, 2,7-indolil, 3,4-indolil, 3,5-indoll, 3,6-
indohl, 3,7-indoll, 1.4-1soindohl, 1,5-soindohl, 1,6-1soindolil, 2.4-
1soindolit, 2,5-1s01ndolil, 2,6-1so1ndolil, 2,7-1s0indolsl, 1,3-1soindolil, 3,4-
indazohl, 3,5-mdazokl, 3,6-indazolil, 3,7-indazohil, 2,4-benzoxazolil, 2,5-
benzoxazohl, 2,6-benzoxazolil, 2,7-benzoxazohl, 3,4-bencizoxazolil, 3,5-
bencizoxazohl, 3,6-bencizoxazold, 3,7-bencizoxazohl, 1,4-naftl, 1,5-
naftil, 1,6-naft1l, 1,7-naftil, 1,8-nafhl, 2,4-nafhl, 2,5-naftl, 2,6-naftil, 2,7-
nafhl, 2,8-nafhl, 24-qumolml, 25-qumolml, 2,6-qunohml, 2,7-
qunolnil, 2,8-qunohmil, 3,4-qunohml, 35-quinolmil, 3,6-quinolinil,
3, 7-qumolml, 3,8-qumoliml, 4,5-qunolml, 4,6-qumohml, 4,7-
qunohnml, 48-qunolml, 1,4-1soqumobml, 1,5-1soqumohnid, 1,6-
isoqunoliml, 1,7-1soquinohml, 1,8-1soquinolinil, 3,4-1soquinolmil, 3,5-
1soquinolmil, 3,6-1soquinohiml, 3,7-1soqunohml, 3,8-1soquinolimil, 4,5-
1soqumohml, 4,6-1s0qumolim), 4,7-1soquinohmil, 4,8-1soqumolinil, 3,4-
cinnolinil, 3,5-cinnolimil, 3,6-cinnolimil, 3,7-cinnolnil, 3,8-cinnohnil, 45-
cinnolinil, 4.6-cinnolnil, 4,7-cinnolmul, 4,8-cimnolmil, y cada carbono e
hidrégeno que contiene un mtrégeno del amllo de W* y del amllo de W,
diferentes de los puntos de umén de W’y W°, es sustitndo opcionalmente
con una o més del grupo formado por R’, R, R! y R%, a condicion de
que Q® esté enlazado con 1a posicién sustituyente de nimero de cada W,
Q® est4 enlazado con la posicion sustituyente de numero més alto de cada
W5, y (CH(R®™); estd enlazado a E’

2 El compuesto tal como se menciona en la Reivindicacién 1
tiene la Férmula
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~N°
B/’\E/jﬁ(“\x/ﬂ\,o
O

o una sal farmacéuticamente aceptable de éste, en donde

B se selecciona en el grupo formado por anl y heteroanl en donde
un carbono adyacente al carbono del punto de umoén es sustitwido
opcionalmente por R®, el otro carbono adyacente al carbono del punto de
umién es sustitwido opcionalmente por R*, un carbono adyacente a R¥ y
dos étomos del carbono en el punto de uni6n se substituye opcionalmente
por R, un carbono adyacente a R* y dos stomos del carbono en e} punto
de uni6n es sustitudo opcionalmente por R¥, y cualquier carbono
adyacente a ambos R* y R es sustitusdo por R*

R2 R® R* R¥® y R* son seleccionados independientemente
dentro del grupo formado por hidrégeno, acetamido, haloacetamudo,
amidino, guamdino, alquilenedioxi, haloalquitio, alcamoiloxi, alcoxi,
hidrox1, amino, alcoxiamino, baloalcanoil, nitro, alquilamino, alquiltio,
aril, aralqml, cicloalqul, cicloalquilalqul, hetercarnl, heterocichil,
alqulsulfonamido, amudosulfonil, monoalqul, amidosulfonil, dialqual
amidosulfoml, alquil, alqueni), halo, haloalqual, haloalquemil, haloalcoxt,
hidroxialquil, alquilamino, carboalcoxi, carboxi, carboxamido, ciano, y
Q,

B es seleccionado opcionalmente dentro del grupo formado por
hidrégeno, trialquilsihil, C2-C8 alquil, C3-C8 alquileml, C3-C8 alqueml,
C3-C8 alquml y C2-C8 haloalquil, en donde cada miembro del grupo B
es opcionalmente sustitmado en cualquier carbono hasta e incluyendo 6
dtomos desde el punto de unién de B a A con uno o més del grupo
consistente en R, R®, R* R* y R,



B es seleccionado opcionalmente del grupo constitmdo por C3-
C12 cicloalquil y C4-C9 heterociclil saturado, en donde cada carbono de
amilio es sustrturdo opcionalmente con R*, un carbono de amllo diferente
del carbono de amllo en el punto de umén de B y A es opcionalmente
sustituido con oxo a condicién que no més do un carbono de amillo sea
sustituido por oxo al mismo tiempo, carbonos de amillo y nitrégeno
adyacente al dtomo de carbono en el punto de umén son susttthudos
opcionalmente con R? o R™, un carbono de amllo o dtomo de nitrégeno
adyacente a la posicion R’ y dos dtomos desde ¢l punto de umoén es
opcionalmente susttwido con R'°, un carbono de amllo o tomo de
nitrégeno adyacente a la posicion R y dos dtomos desde el punto de
umén es opcionalmente sustitmdo con R'2, un carbono de amllo o 4tomo
de mtrégeno tres &tomos desde el punto de umién y adyacente a la
posicion R', es opcionalmente sustitwido con R, un carbono de amillo o
dtomo de mitrogeno tres dtomos desde el punto de umén y adyacente a la
posicion R'2, es opcionalmente sustitwsdo con R*, y un carbono de amllo
o dtomo de mtrégeno cuatro dtomos desde el punto de umén y adyacente
a las posiciones R'! y R* es opcionalmente sustitwido con R*,

R’ R R'. R%y R™ son seleccionados mndependientemente
dentro del grupo constitiido por ludrégeno, acetamido, haloacetamido,
alcoxiammo, alcanoil, haloalcanoil, amidino, guamdino, alquilenedioxs,
haloalquiltio, alcoxi, hidroxi, amino, alquilammo, alquiltio, alqutlsulfiml,
alquisulfamido, alquilsulfoml, amidosulfonzl, moncalquil amidosulfonil,
dialquil amidosulfonil, alquil, halo, haloalquil, haloalcoxi, hudroxialqul,
amnoalqul, carboalcoxi, carboxi, carboxialquil, carboxamdo y ciano,

A es seleccionado en el grupo conformado por un enlace simple
covalente y (CHR))<W"): en donde rr es un nimero entero
seleccionado de 0 a 1, pa es un numero entero seleccionado de 0 a 3, y
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W7 es seleccionado en el grupo formado por O, S, C(O), (R")NC(0),
RINC(S), y NR),

R’ es seleccionado del grupo formado por hidrégeno, hidrox: y
alquil,

R" es seleccionado en el grupo formado por hidrégeno, hidroxi,
halo, alquil y haloalquul,

R’ es seleccionado del grupo conformado por hdrégeno, alquil,
ciano, halo, haloalquil, haloalcoxi, ammno, ammoalquil, alquilamino,
amidino, ludroxi, ludroxiamino, alcoxi, hhdroxialqul, alcoxiemino, tiol,
y alquiltio,

R? es 22-Q,

Z° es seleccionado del grupo formado por enlace simple covalents
y (CR"R*), donde q es un nimero entero seleccionado de 1 a 2,
(CHR"))¢W'-(CHR®)), en donde g y p son nimeros enteros
seleccionados independientemente de 0 a 3 y W° es seleccionado del
grupo formado por O, S, y NR"), y (CHR"))-W?-(CHR™)) en
donde e y h son numeros enteros independientemente seleccionados de 0
a1y W2 es seleccionado de entre el grupo formado por CR**=CR*, 1,2-
ciclopropil, 1,2-ciclobutil, 1,2-ciclohexil, 1,3-ciclohexil, 1,2-ciclopentil,
1,3-ciclopentil, 2,3-morfolml, 24-morfolml, 2,6-morfoliml, 3,4-
morfoluml, 3,5-morfoliml, 1,2-piperaziml, 1,3-piperazanil, 2,3-piperaziml,
2,6-piperazinul,  1.2-pipendiml, 1,3-pipendiml, 2,3-pipendiml, 24-
pipendimul, 2.6-pipendimil, 3.4-pipendimtl, 1,2-purohdimil, 1,3-
pirohdiml, 2,3-purohdiml, 2 4-pirolidinil, 2,5-puroldimil, 3,4-
pirrolidiml, 2,3-tetrardrofuraml, 2,4-tetralndrofuranl, 2,5-
tetraludrofuranil, y 3,4-tetrahidrofuranil, con Ia condicién de que Z° esth
directamente enlazado con el amillo prrazinona,

R" y R son seleccionados independientemente deatro del grupo
constituido por hidrégeno, hidroxa y amino,
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Q es seleccionado dentro del grupe formado por hudrégeno, con
1a condicién de que Z® es diferente de un enlace simple covalente, anil y
heteroanl, en donde un carbono adyacente al carbono en el punto de
umién es sustitwido opcionalmente por R’, el otro carbono adyacente al
carbono del punto de umén es sustitwido opcionalmente por R', un
carbono adyacente a R’ y dos dtomos del carbono en el punto de umén es
sustitudo opcionalmente por R', un carbono adyacente a R y dos
dtomos del carbono del punto de uni6n es sustituido opcionalmente por
R"7y cualquier carbono adyacente tanto a R'° como a R™ es sustitwido
opcionalmente por R!!,

K es CHR" en donde R* es seleccionado dentro del grupo
consistente en hidrégeno, hidroxzalquil, alquil, alcoxialquil,
alquiltioalqul, y haloalqul,

E’ es seleccionado dentro del grupo formado por un enlace simple
covalente, C(O)N(H), HINC(0), (R)NS(O),, y S(OXNRD,

Y es 1a formula AV),

R16/DK 2PN s

P

en donde D, DS, 3 y J® son seleccionados independientemente en el
grupo formado por C, N, O, S y un enlace covalente a condicién que no
m4s de uno puede ser un enlace covalente, K2 es C, no més de uno de D’,
D5, F y J° puede ser O, no més de uno de D*, D%, J° y J° puede ser S, uno
de D, D5, J° y J debe ser un enlace covalente cuando dos de D°, D%, J° y

oé‘)
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¥ sonOyS,ynomis de 4 de D, D%, I* y J° pueden ser N, a condicién
que R, RV, R y R" sean cada uno seleccionado independientemente
para mantener la naturaleza tetravalente del carbono, la naturaleza
tnivalente del mitrégeno, 1z naturaleza bivalente del azufre y la naturaleza
bivalente del oxigeno,

R R, R"® y R"son seleccionados mdependientemente del
grupo formado por hidrégeno, amidino, guanidino, carboxy, haloalquiltio,
alcoxi, ndroxi, amino, alcoxiamino, alguilamino, alquiltio, alquilsulfiml,
alquilsylfomil, alcanoil, haloalcanoil, alqul, halo, haloalquil, haloalcoxs,
hidroxialquil, aminoalquil, y ciano,

R'® y R" son opcionalmente Q° con la condicién de que no més
de uno de R'® y R" sea Q" al mismo tiempo y que Q° es Q™,

Q" es seleccionado dentro del grupo que consiste en NR*?R*, Q™
en donde Q” es [Iudrogeno, HER)CNR*INR®)R™) vy
CONR*)NR¥R*, a condicién que no més de uno de R” y R*' sea
hudroxi, amino, alqulamino o dialquilammo al mismo tiempo y que no
més de uno de R* y R* sea hidroxt, amimo, alquilamino, o dialquilammo
al mismo tilempo,

R® R® RZ R® R™ R® y R® son selecctonados
mdependientemente dentro del grupo formado por hidrogeno, alquil,
hidroxa, amino, alquilamino, y dialquilamino,

Q es seleccionado dentro del grupo formado por un enlace
simple covalente, (CRR*), en donde b es un nimero entero
seleccionado de 1 a 4 y (CHR'"))-W'-(CH(R'*))1 en donde ¢ y d son
n(meros enteros seleccionados independientemente de 1 a 3 y W'
seleccionado de entre el grupo formado por C(O)NR'Y), R'NC(0),
S(0), S(O)z, S(ORNR™), NR')S(0);, y NR'), a condicién que R™ sea
seleccionado en otro que no sea halo cuando estd enlazado directamente
con N y que (CR¥R*®), y (CH(R'*)). son enlazados a E’,
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R™ es seleccionado de entre el grupo formado por hidrégeno,
halo, alqu! y haloalqul,

R* y R* son seleccionados independientemente en el grupo de
hidrégeno, alquil y haloalquul,

R es opcionalmente seleccionado del grupo formado por aroil y
heteroaroil,

Y® es opoonalmente Q°-Q™ en donde Q™ es (CH(R').-W2-
(CHR™)) en donde e y h son numeros enteros independientemente
seleccionados de 1 a 2 y W2 es CR“=CH con la condicién de que
(CH(R')), est4 enlazado con E°

3 El compuesto como se menciona en la Rewvindicacién 2 o una sal
farmacéuticamente aceptable de éste, en donde,

B es seleccionado de entre ¢l grupo formado por hdrégeno,
tnalquisihl, C2-C8 alquil, C3-C8 alqueml, C3-C8 alqueml, C3-C8
alquml, y C2-C8 haloalqul, en donde cada miembro del grupo B es
sustituido opcionalmente en cualquier carbono hasta e incluyendo 6
dtomos desde el punto de unién de B con A con uno o més del grupo
formado por R*, R®, R*, R®yR¥,

R% R3 R¥ R¥ y R% son seleccionados independientemente
dentro del grupo conformado por hidrdgeno, acetamido, haloacetearmido,
amtdino, guimdmo, alcoxi, ludroxi, amino, alcoxiamino, alquilamino,
alquitio, amdosulforil, monoalquul amudosulfomil, dalquil
amidosulforsl, alqml, halo, haloalqul, haloalcoxi, hdroxalqul,
carboalcoxi, carboxi, carboxamido, ciano y Q",

A es (CHR™)uW’ en donde pa es un numero entero
seleccionado de 1 2 3 y W’ es seleccionado en el grupo formado por O,
S y N(R") en donde R es seleccionado del grupo formado por lidrégeno
y alquil,

"N

e
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RY es seleccionado entre el grupo formado por hidrégeno,
hudroxa, halo, alquil y haloalquil con la condicién de que R'® es diferente
de ludrox1 y halo cuando R' estd en el carbono enlazado directamente a
W,

R! es seleccionado de entre el grupo formado por hidrégeno,
alquil, ciano, halo y haloalquil,

R?es 7°-Q,

Z’ es seleccionado del grupo formado por un enlace stmple
covalente y (CR¥'R*), en donde q es un numero entero seleccionado de 1
a2,

R* y R* son seleccionados ndependientemente dentro del grupo
formado por hidrdgeno, hadroxi y amino,

Q es seleccionado dentro del grupo formado por anl y heteroaril,
en donde un carbono adyacente al carbono en el punto de umién es
sustrtwido opcionalmente por R’, el otro carbono adyacente al carbono en
el punto de umén es sustituido opcionalmente por R, un carbono
adyacente a R’ y dos dtomos desde ¢! carbono en el punto de union es
sustitmido opcionalmente por R'®, un carbono adyacente a R y dos
dtomos desde el carbono en el punto de umén es sustitwdo
opcionalmente por R'2, cualquier carbono adyacente tanto a R'® como a
R' es sustitmdo opcionalmente por R'!,

R’, R R', R"? y R" son mdependientemente seleccionados
dentro del grupo constitmdo por hidrégeno, acetamudo, haloacetamid ,
alcoxiamino, alcanoil, haloalcanoil, amidino, guamdmo', alquilenedioxi,
haloalquiltio, alcoxi, lndroxi, amino, alquiiammo, alquiltio, alquiisulfiml,
alquisulfamido, alqulsulfoml, amidosulfonil, monoalquil amidosulfonil,
dialquil amidosulfonil, alquil, halo, haloalquil, haloalcoxi, hidroxialqual,
aminoalquil, carboalcoxi, carbox1, carboxialquil, carboxamido y ciano,
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K es CHR* en donde R* es seleccionado dentro del grupo
formado por hidrégeno, hidroxialquil, alquil, alcoxialquil, alquiltioalquil,
y haloalquul,

E° es seleccronado dentro del grupo formado por un enlace simple

covalente, C(O)N(H), (HNC(0), (R)NS(O), y S(O1N(R),
Y® es la formula (IV)

en donde D*, D%, y J® son seleccionados mdependientemente dentro del
grupo formado por C, N, O, S y un enlace covalente a condicién que no
més de uno es un enlace covalente, K es C, no mas de uno de D°, D%, Py
J% s O, no mas de uno de D, D%, °y J° es S, uno de D°, D®, *y J° debe
ser un enlace covalente cuando dos de D, D, ’y ¥ son O y S, y no més
de cuatro de D°, D%, Py J®son N,

R RY R'™ y R" son seleccionados independientemente dentro
del grupo conformado por ldrégeno, amudino, guamdino, carboxi,
haloalquiltio, alcoxi, hidroxi, amino, alcoxiamimo, alquilamino, alquiltio,
alquilsulfinil, alquilsulforul, alcanoil, haloalcanoil, alquil, halo,
haloalquil, haloalcoxi, hidroxialquil, alqumlamino y ciano,

R'S y R' son opcionalmente Q° con la condicién de que no mas de
uno de R'® y R es Q° al mismo tiempo y que Q° es Q™,

Q" es seleccionado dentro del grupo formado por NR20R21, Q°en

donde Q* es ndrégeno, N(R*)CINR™)NR™)R™) y CNR*)NR™R™, a
condicién de que no mis de uno de R?® y R? es mdroxi, ammo,
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alquilamino o dialquilammo al mismo tiempo que no mas de uno de R® 3&
y R* es hudroxs, amino, alquilamino o dialquilamino al msmo tiempo,

R® R¥ RB R* R¥y R% son soleccionados independientemente
dentro del grupo conformado por hdrégeno, alquil, hidrox:, amno,
alquiamino y dialquilammno,

Q" es seleccionado dentro del grupo formado por un enlace simple
covalente, (CRR*®), en donde b es un nimero entero seleccionado de 1
a 3 y (CHR'"))~-W'-(CH(R'))) en donde ¢ y d son nimeros enteros
independientemente seleccionados de 1 a 2 y W! es seleccionado en el
grupo formado por C(O)NR'™), R')NC(0), S(0), S(O)2, S(OLNR'™),
NR')S(0),, y NR™), a condici6n de que R™ es seleccionado para que
no sea halo cuando estd directamente enlazado a N y que (CRR*®), y
(CH(R'), estén enlazados en E°,

R'es seleccionado de entre el grupo formado por hidrégeno, halo,
alquil y haloalquul,

RR* son mdependientemente seleccionados de entre el grupo
formado por ludrégeno, alquil y haloalqul,

R es opcionalmente seleccionado de entre el grupo formado por
aroil y heteroaroil,

Y® es opcionalmente Q°-Q™ en donde Q™ es (CH(R'%)).-W*-
(CHR"))y en donde e y h son numeros enteros independientemente
seleccionados de 1 a 2 y W? es CR*=CH con la condicién de que
(CH(R')), esta enlazado en E°

4 El compuesto tal como es citado en la Reivindicacién 3 tiene la
férmula
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o una sal farmacéuticamente aceptable de éste, en donde,

B es seleccionado dentro del grupo formado por hidrégeno,
tnalquilsihl, C2-C4 alqul, C3-C5 alquileml, C3-C4 alquemil, C3-C4
alquml y C2-C4 haloalquil, en donde cada membro del grupo B es
sustitiido opcionalmente en cualquier carbono hasta e imcluyendo 3
dtomos desde el punto de unién de B con A con uno o mis del grupo
formado por R¥2, R® y R¥,

R%, R® y R* son seleccionados mdependientemente dentro del
grupo conformado por hidrégeno, acetamido, haloacetamido, amidino,
guanidmno, alcoxi, hidroxi, ammno, alcoxiamino, alqulamino, alquiltio,
amidosulfonii, monoalquil amidosulfoml, dialquil amudosulfoml, alquil,
halo, haloalqml, haloalcoxi, hdroxialquil, carboalcoxi, carboxi,
carboxamtdo y ciano,

A es (CHR'"))u-NR") en donde pa es un numero entero
seleccionado entre 1 a 2 y R’ es seleccionado en el grupo formado por
hidrégeno y alqul,

R es seleccionado entre el grupo formado por hidrégeno, halo,
alquil y haloalquul,

R' es seleccionado de entre el grupo formado por hidrdgeno,
alquil, ciano, halo y haloalquil,

R?es 2°-Q,

Z° es seleccionado en el grupo formado por un simple enlace
covalente y CH,,

Q es seleccionado en el grupo constitwudo por aril y heteroanl, en
donde un carbono adyacente al carbono en el punto de umén es
opeionalmente sustitmdo por R®, el otro carbono adyacente al carbono en
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el punto de enlace es opcionalmente sustitwido por R", un carbono
adyacente a R’ y dos dtomos del carbono en el punto de umén es 50
sustitudo opcionalmente por R'®, un carbono adyacente a R y dos

dtomos desde el carbono en el punto de umén es sustitmdo
opcionalmente por R'2, cualquier carbono adyacente tanto a R'® como a

R" es sustituido opcionalmente por R",

R’, R!"! y R son seleccionados mdependientemente dentro del
grupo constitido por hidrégeno, hudroxi, amino, amidino, guanidino,
alqmlamino, alquiltio, alquisulfonamido, alquilsulfimil, alqulsulfoml,
amidosulfonil, monoalqul amdosulfonsl, alquil alcoxi, halo, haloalqusl,
haloalcoxs, ndroxialquil, carboxi, carboxamido y ciano,

R" y R" son seleccionados independientemente dentro del grupo
constitido por hidrégeno, acetamudo, haloacetamudo, amidno,
guamdino, alqul, alcox:, hidroxi, ammo, alcoxiamino, alquilamino ,
alquilsulfonamido, amidosulfoml, monoalquil amidosulfoml, dialqul
amidosulfoml, hidroxialquil, amunoalquil, carboalcoxi, carboxi,
carboxialquil, amidocarbonil, halo, haloalquil, y ciano,

en donde D°, D%, ° y J€ son independientemente seleccionados dentro del
grupo conformado por C, N, O, S y un enlace covalente, a condicién de
que no més de uno sea un enlace covalente, K> es C, no més de uno de
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D’, D°, Py J® es O, no mas de uno de D’, D° Py Fes S, uno do D°, DS, /5\

¥y ° debe ser un enlace covalente cuando dos de D’, D%, 'y Xson O y £\
S, y no més de cuatro de D’, DS, °y J© son N, a condicién de que R'S,

R”, R™ y R" son cada uno seleccionado independientemente para
mantener la naturaleza tetravalente del carbono, trivalente del nitrégeno,
bivalente del azufre y bivalente del oxigeno,

R, R, R"® y RY son seleccionados independientemente dentro
del grupo constituido por hidrégeno, amndmo, guamdino, carboxi,
haloalquiltto, alcoxi, hdroxi, ammno, alquiammo , alqultio,
alquisulfiml, alquilsulfoml, alcanoil, haloalcanoil, alquil, halo,
haloalqutl, haloalcoxi, hidroxialquil, aminoalquil y ciano,

R'S y R" son opcionalmente Q° con 1a condicién de que no més
de uno de R'® y R" es Q® al mismo tiempo y quo Q° es Q™,

Q" es scleccionado dentro del grupo consistente en NR*°R*, Q™
en donde Q™ es hdrogeno, CEINR®)NRZR¥, y
NR¥)ICINR®)NRPXNR™), a condicion de que no mds de uno de R y
R es hidrox: al mismo tiempo y que no mas de uno de R® y R¥ es
hidroxi al msmo tiempo,

R® RY, R® R* R¥ y R¥ son seleccronados
independientemente dentro del grupo constitwido por hidrégeno, alquil e
hidroxs,

Q’ es seleccionado en el grupo formado por un enlace covalente

simple, CH;, y CHz CH;

5 El compuesto como se menciona en la Reivindicacion 4 tiene ia
Férmula



1

= \j\
/\H%N v
O

o una sal farmacéuticamente aceptable de éste, en donde,

B es seleccionado de entre el grupo constitmido por etil, 2-propenii,
2-propmul, propil, 1sopropil, trimetileno, tetrametileno, butil, 2-buteml, 3-
butenzl, 2-butmul, sec-butil, ter-butil, 1sobutil, 2-metilpropeml, 2,2,2-
tnifluoroet, 3,3,3-trifluoropropil y 2,2-difluoropropil, en donde cada
miembro del grupo B es opcionalmente sustitido en cualquier carbono
hasta e incluyendo 3 itomos desde el punto de unién entre B y A con uno
o més del grupo constituido por R*, R¥*y R*,

R®, R® y R™ son mdependientemente seleccionados de entre el
grupo compuesto de hidrégeno, amidino, guamidino, carboxi, metoxi,
etoxi, 1sopropoxi, propoxi, hidroxi, amino, metoxiamino, etoxiamino,
acetamido, trifluoroacetamido, N-metilamino, dimetilamino, N-
etilamino, metiltio, etiltio, 1sopropiltio, trifluorometil, pentafluoroetil,
2,2 2-tnifluoroetil, tnfluorometoxy, 1,1,2,2-tetrafluoroetoxs, fluoro, cloro,
bromo, amidosulfoml, N-metilammdosulfoml, N,N-dmetilamidosulfonil,
hidroximetr], 1-hidroxiets], 2-hidroxietrl, 2,2,2-tnfluoro-1-hudroxieti],
metoxicarboml, etoxicarbomil, amidocarbomil, N-metilamidocarbomil,
N,N-dimetilamidocarbomil y ciano,

A es seleccionado de entre el grupo conshittudo por enlace
covalente sumple, NH y N(CHj3),

R! es seleccionado del grupo formado por udrégeno, metil, etil,
proptl, trifluorometil, pentafluoroet, 2.2 2-nfluoroetil, 2,2,3,3,3-
pentafluoropropil, fluoro, cloro y bromo,
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R?es 2°-Q,

Z° es seleccionado entre el grupo formado por un enlace simple
covalente y CH;,

Q es seleccionado del grupo formado por feml, 2-tien1l, 3-tienil, 2-
funil, 3-funl, 2-pirrohl, 3-pirrolil, 2-imudazoldl, 4-1midazolil, 3-pirazolil,
4-prazohl, 2-tiazoll, 3-isoxazohl, S-isoxazoll, 2-pindil, 3-pindil, 4-
pindil, 2pitaziml, 2-prmdwml, 4-pimdmil, S5-pmmdiml, 3-
pindacml, 4-pindaciml, y 1,3,5+4nacmn-2-1l, en donde un carbono
adyacente al carbono en el punto de umén es sustitiido opcionaimente
por R’, el otro carbono adyacente al carbono en el punto de umoén es
opcionalmente sustituido por R'?, un carbono adyacente a R’ y dos
atomos del carbono en el punto de unién es opcronalmente sustitwdo por
R', un carbono adyacente 2 R y dos étomos del carbono en el punto de
un16n es opcionalmente sustituido por R'2, y cualqmer carbono adyacente
tanto a R'® como a R'? es sustituido opcionalmente por R,

R®, R"' y R™ son mdependientemente seleccionados del grupo
formado por hidrégeno, amidino, guanidino, carboxi, metil, etul, propil,
1sopropil, metoxi, etoxi, isopropoxi, propoxi, hdroxi, amino, N-
metilammno, N,N-dimetilammo, N-etllammo, metitio, etitio,
1sopropiltio, tnfluorometil, pentafluoroetil, 2,2,2-tnfluoroetil, 2,2,3,3,3-
pentafluoropropil, tnfluorometoxu, 1,1,2,2-tetrafluoroetoxu, fluoro, cloro,
bromo, metanesulfonamido, amidosulfomi, N-metilamidosulfomi, N,N-
dimetilamidosulfonsl, hidroximet], 1-hidroxsetl, 2-hidroxietil, 2,2,2-
tnfluoro-1-ludroxietst, amdocarboml, N-metilammdocarbonil, N,N-
dimetilamidocarboml y ciano,

R y R'? son mdependientemente seleccionados del grupo
formado por ludrégeno, amndmno, guanmidino, carboxi, carboximet:l, metil,

A
<&
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ctil, propil, 1sopropil, metox, etoxt, 1S0propoxi, propoxi, hidroxi, ammn ,
metoxiamino, etoxiamino, acetanudo, tnfluoroacetamido, amnometil, 1- 5“
ammoetil, 2-aminoetil, N-metilammno, dimetilamino, N-etilamino,
metanesulfonamido, amdosulfonil, N-metlamdosulfonil, N,N-
dimetilamidosulfoml, hdroximeti], 1-lhidroxietil, 2-hidroxietd, 2,2,2-
trifluoro-1-hidroxietil, metoxicarbonil, etoxicarbonil, amidocarboml, N-
metilamdocarboul, N,N-dimetilamdocarbonil, fluoro, cloro, bromo y
ciano,

Y? es seleccionado del grupo formado por
1- Q"4- Q-2-R'-3-R"-5-R'*-6R" benceno,
2- Q%-5- Q6-R"7-4-R"-2-R" pmndina,
3- Q*-6-Q"-2-R'“-5-R"¥4-R" pindina, 2-Q"4-Q*3-R!5-6-R™ piracina,
3. Q%-6-Q"-2-R'*-5-R"*4-R" pindacina,
2- Q%-5-Q*6-R'-4-R" piramdina, 5- Q®-2-Q"-3-R-6- R"® pmimidina,
3- Q-5-Q"4-R'%-2- R" tiofeno, 2- Q°-5-Q™-3-R'*4-R" tiofeno,
3- Q>-5-Q"4-R¥-2-R" furano, 2- Q>-5-Q"-3-R'*-4-R"” furano,
3- Q*-5-Q"4-R!6-2-R"? purrol, 2- Q*-5-Q*-3-R'-4-R" purrol,
4- Q*-2.Q"5-R" imdazol, 2- Q®4-Q"-5-R'” imidazol,
3- Q%-5-Q"4-R 6 1s0xazol, 5- QP-3-Q"4-R'€ 1soxazol,
2- Q®-5-Q"4-R'S pirazol, 4- QP-2-Q*-5-R"® tiazol y
2- QP-5-Q"4-R"” iazol,

R RY, R'"® y R" son seleccionados independientemente desde el
grupo conformado por ldrégeno, metil, etil, 1sopropil, propil, carboxu,
amidino, guamdmo, metoxi, etoxi, isopropoxi, propoxi, hidroxi, amno,
ammometil, 1-aminoetil, 2-amunoetsl, N-metitamino, dimetilamuno, N-
etilamino, metiltio, etitio, 1sopropiltio, trifluorometiltio, metilsulfimi,
etlsulfimil, metiisulfoml, etlsulfoml, tnfluorometil, pentafluoroetil,
2,2 2-tnfluoroenl, 2,2,3,3,3-penta fluoropropil, tnfluorometox, 1,1,2,2-
tetraflucroetoxi, fluoro, «cloro, bromo, amdosulfonil, N-
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metilamdosulforal, = N,N-imetilamidosulfomal, hidroximetl, 1-
hndroxietl, 2-ludroxietil, 2,2,2-tnfluoro-1-hidroxietil y ciano,

R'® y R" son opcionalmente W con la condicién de que no més
de uno de R'® y R" es Q" al mismo tiempo y que Q® es Q™,

Q" es seleccionado del grupo constituido por NR20R21, Q™ en
donde Q® es  Idrégemo,  C(NR25)NR23R24, vy
N(R26)C(NR25)N(R23)(R24), a condicién de que no més de uno de
R20, R21, R23 y R24 puedan ser hidroxi, cuando dos cualesquiera del
grupo constitmido por R20, R21, R23 y R24 estin enlazados al mism
4tomo y eso dice que el grupo Q° estd enlazado directamente a un &tomo
de carbono,

R20, R21, R23, R24, R25 y R26 son independientemente
seleccionados del grupo formado por hidrégeno, metil, etil, propal, butil,
1sopropil e hudroxa,

Q’ es seleccionado del grupo formado por un enlace covalente
simple, CH,, y CH; CH;



6 El compuesto citado en la Retvindicacidn 4 tiene la Férmula
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o una sal de éste farmaceurnicamente a%eptame, en aonae,

A es seleccionado del grupo conformado por CH;N(CH,),
CH,N(CH, CHj3), CH,CH,N(CHj), y CH:CH;N(CH; CHy),

R' se escoge de un grupo formado por hudrégeno, meti, etil,
tnfluorometil, pentafluoroetil, 2,2,2-tnfluoroetil, fluoro, cloro y bromo,

Rles Z°-Q,

2" es escogido del prupo que consiste en un enlace simple
covalente y CH,,

Q es escogido del grupo formado por feml, 2-hieml, 3-tiemi, 2-
furil, 3-funl, 2-pirrolil, 3-pirrolil, 2-mmdazolil, 4-1midazohil, 3-pirazolil,
4-pwrazohl, 2-tiazolil, 3-isoxazohl, S5-1soxazoll, 2-pindi, 3-pindil, 4-
pindy, 2-prazml, 2-pnmidiml, 4-pinmmudiml, S-pinmudiml, 3-
pindazimi, 4-pmndaciml y 1,3,5-tnancin-2-i, en donde un carbono
adyacente al carbono en el punto de unién es sustitmdo opcionalmente
por R®, el otro carbono adyacente al carbono en ¢l punto de umén es
opcionalmente sustituido por R'?, un carbono adyacente a R’ y dos
dtomos desde el carbono en el punto de enlace es sustitwido
opctonalmente por R'®, un carbono edyacente a R" y dos étomos desde el
carbono en el punto de umén es opcionalmente sustituido por R%, y
cualquier carbono adyacente tanto a R' como a R'? es opcionalmente
sustrtmdo por R",

R®, R" y R" son seleccionados independientemente del grupo
conformado por hidrégeno, amudino, guamdmmo, carboxi, metl, etil,
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propil, 1sopropil, metoxi, etoxa, 1sopropoxi, propoxi, ludroxi, amino, N-
metilamino, N,N-dimetilamino, N-etilamino, metiltio, etiltio,
1sopropiitio, trnifluorometil, pentafluoroenl, 2,2,2-trifluoroetil, 2,2,3,3,3-
pentafluoropropil, triflucrometoxs, 1,1,2,2-tetrafluoroetox:, fluoro, cloro,
bromo, metanesulfonamido, ammdosulfoml, N-metilamidosuifonil, N,N-
dimetilamidosulfonil, hidroximetl, 1-ludroxietl, 2-hidroxictil, 2,2,2~
tnfluoro-1-ludroxietsl, amidocarboml, N-metlamidocarboml, N,N-
dimetilamidocarboml y ciano,

R y R son seleccionados independientemente del grupo
formado por hidrégeno, amidino, guamdino, carboxi, carboximetil, metl,
ectil, propil, 1sopropil, metoxy, etoxi, 18opropoxi, propoxi, hidroxi, amno,
metoxiammno, etoxiamino, acetamido, trifluoroacetamido, ammometil, 1-
ammoetil, 2-amnoettl, N-metilamino, dimetilamino, N-etilamino,
metanesulfonamido, amudosulfontl, N-metilamidosulfoml, N,N-
dimetilamtdosulfom], hidroximenil, 1-hidroxietnl, 2-hidroxieti, 2,2-
tnfluoro-1-hudroxietil, metoxicarboml, etoxicarbomi, amidocarboml, N-
metilamidocarbonl, N,N-dimetilamidocarbonil, fluoro, cloro, bromo y
c1ano,

Y® es seleccionado del grupo formado por
1- Q*4-Q*2-R'6-3-R""-5-R'®-6R"® benceno,
2- Q*-5-Q-6-R!"4-R"*.2-R" pindina,
3-Q%6-Q"-2-R!%-5-R"*4-R”pindma, 2-Q"4-Q"3-R'°-6-R"® pirazina,
3- Q%-6-Q2-R'®-5-R"*4-R" pindacina,
2- Q*-5-Q"-6-R!"4-R"¥pmmidina, 5-QP-2-Q*3-R'%-6- R"® pinmidina,
3- Q>-5-Q"4-R'%-2- R" tiofeno, 2- Q"-5-Q"-3-R'*4-R"” tiofeno,
3- Q®-5-Q"4-R'-2-R" furano, 2- Q"-5-Q*-3-R'4-R" furano,
3- Q®-5-Q"4-R'¢-2-R" prrrol, 2- Q°-5-Q"-3-R'*4-R" pirrol,
4- Q*-2-Q"-5-R" 1mdazol, 2- Q"4-Q"-5-R"” imdazol,
3- QP-5-Q"4-R'6 150xazol, 5- Q"-3-Q"4-R' 1s0xazol,
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2- Q°-5-Q"4-R' prrazol, 4- Q*-2-Q"-5-R" tiazol y

2- Q*-5-Q"4-R" tiazol,

RS, R, R™ y R™ son seleccionados independientemente desde el grupo
conformado por hidrégeno, metil, etl, 1sopropil, propi, amdimno,
guamdino, metoxi, etoxi, 1sopropoxi, propoxi, hidroxi, amimo,
ammometil, 1-ammoetil, 2-ammoetil, N,N-metilamino, dimetilamino, N-
etlamino, metiitio, etiltio, 1soporpiltio, trifluorometitio, metilsulfiml,
ctilsulfinll, metilsulfoml, ettlsulfomi, trifluorometil, pentafluoroetil,
2,2 2-trifluoroetsl, 2,2,3,3,3-pentafluoropropil, triflucrometoxy, 1,1,2,2-
tetrafluoroetox;, fluoro, «cloro, bromo, amudosulforil, N-
metilamidosuifoml, N ,N-dimetllamidosulfoms], ludroxametd, 1-
hidroxietil, 2-hidroxietil, 2,2,2-tnfluoro-1-lidroxietil y ciano,

Q" es seleccionado del grupo conformado por NR20R21,
C(NR25)NR23R24, y N(R26)C(NR25)N(R23)}R24), a condicién que no
més de uno de R20, R21, R23 y R24 puede ser hidroxi, cuando dos
cualesquiera del grupo constitudo por R20, R21, R23 y R24 estin
enlazados al mismo &tomo y eso dice que el grupo Q° esti enlazado
directamente en un dtomo de carbono,

R20, R21, R23, R24, R25 y R26 son seleccionados
independientemente del grupo que consiste en hidrégeno, metil, etil,
propil, butil, isopropil e hidroxa,

Q" es escopido en el grupo formado por un eniace covalente
simple, CH, y CH,.CH;

7 El componente citado en la Reivindicacién 6 o una sal aceptable
farmacéuticamente de éste, en donde,

A es escogido dentro del grupo constitndo por CH;N(CHs,),
CH;N(CH,;CHj), CH;CH:N(CH;) y CH;CH;N(CH,CHs),

4
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R! es seleccionado en el grupo formado por lidrégeno, metil, etil,
propil, tnfluorometil, pentafluoroetil, 2,2,2-tmfluoroetsl, fluoro, cloro y
bromo,

R2 es Z°-Q,

Z es escogido del grupo formado por enlace covalente simple y
CH,,

Q es oscogido del grupo compuesto por S-amino-3-
amudocarbonulfenii, 5-amino-2-fluorofenl, 3-amino-5-hidroximetilfen:l,
S-amno-3-metoxicarbomifenil, 3-amidinofemil, 3-amino-2-metlfenl, 5-
amino-2-metiltiofeml, 3-ammofeml, bencil, 3-carboxifenit, 3-carboxi-S-
hdroxafenal, 3-carboxi-S-aminoferul, 3-clorofeml, 2-clorofemi, 3-
cianofent], 3-dimetilaminofeml, 2-fluorofemil, 3-fluorofeml, 2-
hidroxifeml, 3-hidroxafeml, 3-metanesulfomlammofenil, 2-metoxifeml,
3-metoxifemi, 3-metoxiammofenil, 3-metoxicarbomifeml, 2-
metilammofen], 3-metilammofem!, 2-metifeml, 3-metilferul, 4-
metilfem], feml, 3-tnfluoroacetamidofenil, 3-tnfluorometilfeml, 2-
trifluorometilfeml, 5-amino-2-tieml, 5-ammo-3-tiemil, 3-bromo-2-tienil,
3-pindil, 4-pindil, 2-ttenil y 3-tienul,

Y® es seleccionado del grupo constitwido por
1- Q°4-Q*-2-R"*-3-R""-5-R"*-6R "’ benceno,

2. Q°-5-Q"%6-R""-4-R"-2-R"” pindma,
3- Q™-6-Q"-2-R"*-5-R'* 4-R" pinidina,
3- Q*-5-Q"4-R'5-2- R" tofeno, 2- Q°-5-Q"-3-R'°*4-R" tiofeno,

R y R" son seleccionados independientemente desde el grupo
conformado por hdrégeno, amidmo, amuno, ammometd, metoxi,
metilamino, hidroxa, lidroximetil, fluoro, cloro y ciano,

R'S y R" son opcionalmente Q" con la condicién de que no més de
un de R y R" sea Q° al mismo tiempo y que Q° sea Q™

7

4
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R'7 y R'™® son seleccionados independientemente del grupo
formado por hdrégeno, fluoro, floro, hidroxi, hidroximetil, amino,
carboxi, y ciano,
Q" es escogido del grupo formado por Q™ en donde Q™ es
hidrégeno y C(NR*)NRR,
R3B R* y R son seleccionados mdependientemente de] grupo

formado por ludrégeno y metil,
Q' €s CHz

8 Un compuesto como el citado en la Reivindicacién 7 o una sal
aceptable farmacéuticamente de éste en donde dicho componente es
seleccionado del grupo constitwido por
6-[3-aminofeml]-5-cloro-N-[[4-imimnometiifemi]metil}-3-[N,N-
dmmetilhidrazino]-2-0x0-1(2H)-pirazineacetamida,
6-[3-ammofeml}-5-cloro-3-[N-etil-N-metithidracino]-N-[[4-
immnometilfeniijmetil]-2-oxo-1(2H)-pirazineacetarmda,
6-[3-amunofenil]-5-cloro-3-[N,N-dietilhidracino}-N-{[4-
immometilfemi]metil]-2-oxo~1(2H)-pirazineacetamida,
6-[3-amnofeml]-3-[N-(acetidin-1-1)amino]-5-cloro-N-[[4-
immometlfenii]metil]-2-oxo-1(2h)-pirazineacetamida,

9 El compuesto de Ia descrito en la rervindicacién 2 qi:e tiene Ia formula

o una sal farmacéuticamente aceptable de este, en nocl)me,

B se selecciona del grupo que consiste en arilo y beteroanlo en donde un
carbén adyacente al carbén en el punto de umién es un 32 opcionalmente
susutmdopoar,elotoca}bénadyacentealcarbénenelpuntode
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umoén es opcionalmente sustitwido por R*, un carbén adyacente a R? y
dos atomos del carbon en el punto de umoén son sustitwidos
opcionalmente por R, un carbono adyacente, a R* y dos &tomos de
carbono en el punto de enlace se sustituyen opcionalmente por R¥, y
cualquier carbono adyacente tanto a R* como R* es un 34 sustitwdo
opcionalmente por R*,

R¥2 R r¥ R’s, y R", se seleccionan independientemente del grupo
que consiste eén hidrégeno, acetanmdo, haloacetamndo, amdino,
guanidino, alcoxi, hidroxi, amino, alcoxiamino, alqulamino , alqulto,
amidosulfomlo, monoalquilo, amdosulfonilo, dialqulo amdosulfonilo,
alquilo y halo, haloalquilo, haloalcox:, hidroxialquilo, carboalcox,
carboxu, carboxamido, ciano y Q°,

A se selecciona del grupo que consiste en un solo enlace covalente y
(CH(R15))pa- (W7t en donde rr es un entero seleccionado entre 0 y 1,
pa es un entero seleccionado entre 0 y 3, y W7 es seleccionado entre el
grupo comsistente en (R7)NC(O) y N(R7), R7 se selecciona del grupo
consistente en ldrégeno, ludrox: y alquilo, R15 se selecciona del grupo
consistente en hidrogeno, halo, alqulo y haloalquilo,

Rl se selecciona del grupo consistente en hidrdgeno, alquilo, ciano,
haloalqulo y halo,

R2 es Z0-Q,

Z° se selecciona del grupo consistente en un solo enlace covalente y
CH2,

Q se selecciona del grupo consistente en arilo y heteroarilo en donde un
carbono adyacente al carbono en el punto de enlace es opcionalmente
sustituido

Por R’ el otro carbono adyacente al carbono del punto de enlace es
opcionalmente sustitmdo por R'>, un catbono adyacente a R’ y dos
étomos del carbono en el punto de enlace se sustituyen opcionalmente
por R'®, un carbono adyacente a R" y dos dtomos del carbono en el punto
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de ealace son opcionalmente substitndos por R'2, y cualquier carbono
adyacente tanto a R® como R' es opcionalmente sustiturdo por R, R®,
R, y R™ se seleccionan mdependientemente del grupo consistente en
hidrégeno, hidroxi, amino, amudino, guamidmno, alquilammo , alquiltio,
alquisulfonamndo, alquisulfimlo, alquisulfomlo, amidosulfonilo,
monoalquilo amidosulfonmilo, alquilo, alcox:, halo, haloalquilo,
haloalcox:, droxialquilo, carboxi, carboxamido y ctano, R y R se
scleccionan independientemente del grupo que consiste en hidrégeno,
acetamido, haloacetamido, amdino, guamidmno, alquilo, alcox:, hidrox,
amino, alicoxiamimo, alquilammo , alquilsulfonanmudo, amidosulfontlo,
monoalqulo, amidosulfonilo, diaiquilo, amidosulfonilo, hdroxialquilo,
aminoalquilo, carboalcoxi carboxi, carboxialquilo, am1docarbogllo, halo,
haloalquilo y ciano, Y° es la formula (IV)
17 R18

NN

T
RlG/DS\ 24DQ\R1 9
I,
En donde D’, D%, J* y J® se seleccionan independientemente del grupo
consistente en C, N, O, S y un enlace covalente con la condicién de que
nomésdeunoseaunelﬂacecovalente,mesC,nomﬁsdeunodeD"',
DS, 3 y 3%, es O, no més de uno de D*, D, I, y 6 sea S, uno de D°, D®, J°
y J¢ debe ser un enlace covalente cuando dos entre D*, D%, ’y *son Oy
S, y no més de cuatro de D°, D%, * y J* son N,
R'®, R R"™ y RY se seleccionan mdependientemente del grupo
consistente en hidrégeno, amidmo, guamdmno, carboxi, haloalquiltio,
alcoxi, hidroxi, ammo, alqulammmo , alquitio, alquilsulfimlo,
alquiisulfomlo, alcanoil, haloalcanoil, alquilo, halo, haloalquilo,
haloalcoxs, hidroxialquilo, aminoalquilo y ciano,
R'® y R" son opcionalmente Q° con la condicién de que no més de un
de R'® y R sean Q" al mismo tiempo y que Q” sea Q*,
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Q" se selecciona del grupo que consiste en NR*R?!, Q™ en donde Q™ es
hibndo, y CIN*®*)NZR¥, con la condicién de que no més de uno de R? y
R gea idrox1 al mismo tiempo y que no mis de uno de R® y R* sea
hidroxa al mismo tiempo,

R® RY¥ RZ, R* y R” se seleccionan independientemente del grupo
consistente en hidrégeno, alquilo e ludroxi, Q° se selecciona del grupo
consistente en un solo enlace covalente, CH2, y CH2CH2

10 El compuesto que se describid en la Rewvindicacion 9 o una sal
farmacéuticamente aceptable de éste, en donde,

B se selecciona del grupo consistente en fenilo, 2-ttenilo, 3-tienilo, 2-
funlo, 3-funilo, 2-purohilo, 3-prrolilo, 2-1mdazolilo, 4-1midazollo, 3-
pirazohlo, 4-piwrazohlo, 2-tiazohlo, 3-1soxazohlo, 5-1soxazohlo, 2-
pindilo, 3-piridilo, 4-Piridilo, 2-Pirazinilo, 2-Pinmidimlo, 4-pinmidinilo,
5-pinmidimilo, 3-pindazimlo, 4-pmdazimilo y 1,3,5-tnazin-2-1 1, en donde
un carbono adyacente al carbono en el punto de enlace es opcionalmente
sustituido por R, el otro carbono adyacente al carbono en el punto de
enlace es opcionalmente sustitwdo por R, un carbono adyacente a R* y
dos atomos del carbono en el punto de enlace son opcionalmente
sustitwidos por R, un carbono adyacente a R* y dos dtomos del carbono
en el punto de enlace son opcionalmente sustituidos por R, y cualquier
carbono adyacente tanto a R como R* es sustiturdo opcionalmente por
R*,

R%2 R® R* R¥ y R* se seleccionan are mndependientemente del grupo
que consiste en hidrégeno, amidino, guamdmo, carboxi, metoxi, etoxi,
1sopropoxi, propoxi, hidroxi, amino, metoxiarmno, etoxiamuno,
acetamudo, triflucoroacetamido, N-metilamno, dmetilammno, N-
etilamino, metiltio, etiitio, 1s0propiltio, tnfluoroumetslo, pentafluoroettlo,
222- trfluoroetilo, 2,2,3,3,3-pentafluoropropilo, triflucrometoxi,
1,1,2,2-tetrafluoroetoxi, fluoro, cloro, bromo, amudosulfomlo, N-
metilamidosulfomlo, N,N-dmetilamudosulfonilo, hidroximetilo, 1-

27

P
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hidroxsetilo, 2-hidroxietilo, 2,2,2-tnfluoro-1-hidroxzetilo,
metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, amudocarbonilo, N-
metilamidocarbonilo, N,N-dimetilamidocarbonilo, ciano y Q°,

A se selecciona del grupo consistente en un solo enlace covalente, NH,
N(CH;), N(OH), CH;, CH;CH, CF,CH, NHC(0), N(CH;)C(O),
CONH, C(ON(CH,), CHCH,, CH,CH,CH,, CH;CHCH;, y
CF;CHCH,, R' es seleccionado del grupo consistente en hidrégeno,
metil, etil, propil, tnfluorometil, pentafluoroetil, 2,2,2-trifluoroetil,
2,2 3,3,3-pentaflucropropil, fluor, cloro y bromo, R? es Z°-Q, Z° se
selecciona del grupo consistente en un solo enlace covalente y CH;, Q se
selecciona del grupo consistente en feml, 2-eteml, 3-teml, 2-funl, 3
funl, 2-puroll, 3-pirrohl, 2-imdazolil, 4-1midazolil, 3- prwazohl, 4-
pirazolil, 2 tiazolil, 3-1soxazoll, 5-1soxazohl, 2-pindil, 3-pindil, 4-pindil,
2 piraziml, 2-prrmdinal, 4-prrrandid, S-pirmidinal, 3-pmdazimil, 4-
piidaziml y 1,3,5-tnazin-2- y 1, en donde un carbono adyacente al
carbono en el punto de enlace os sustitwido opcionalmente por R9, el otro
carbono adyacente al carbono en el punto de enlace es opcionalmente
sustitutdo por R™, un carbono adyacente a R’ y dos 4tomos del carbono
el punto de enlace son sustitmidos opcionalmente por R', un carbono
adyacente a R y dos &tomos del carbono en el puntp de enlace son
sustitmidos opcionalmente por R', y cualquier carbono adyacente tanto a
R” como R™ se sustituyen opcionalmente por R'!, R’, R" y R" se
seleccionan mdependientemente del grupo consistente hidrbgeno,
amdino, guamdino, carboxi, metil, etil, propil, 1sopropil, metoxi, etoxi,
1SOpropoxt, propoxi, hidroxi, amino, N-metilamino, N,N-dimetilamino,
N-ctilammo, metiltio, etiltio, 1sopropiltio, tnfluorometsl, pentafluoroetil,
2,2 2-trifluoroetil, 2,2,3,3,3-Pentafluoropropil tnfluorometoxs, 1,1,2,2-
tetrafluoroetoxs, fluor, cloro, bromo, metanosulfonamido, ammdosulfonl,
N-metilamidosulfoml, N,N-dimetilamidosulfoml, hidroximetl, 1-
hdroxietil, 2-hidroxietil, 2,2,2-tnfluoro---hidroxietil, amidocarbonil, N-
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metilamidocarbonil, N,N-dimetilamidocarboml, y ciano, R'® y R? se
seleccionan mdependientemente del grupo consistente hidrégeno,
amdino, guamdmo, carboxi, carboximetil, metil, etil, propil, 1sopropil,
metoxi, etoxi, 1s0propoxi, propoxi, hidroxi, amuno, metoxiammo,
etoxiamino, acetamido, trifluoroacetamido, ammometil, 1-aminoet:l, 2-
aminoetil, N-metilamino, dimetilamino, N-etilamino,
metanesulfonamido, amdosulfon:l, N-metilaimmdosulfomil, N,N-
dimetrlamidosulfonil, hidroxmmet:), 1-ludroxietit, 2-hidroxsetil, 2,2,2-
trifluoro-1-mdroxietil, metoxicarboml, etoxicarbonil, amidocarbomil, N-
metilamdocarbonil, N,N-dimetilamitdocarboml, fltior, cloro, bromo y
c1ano,

Y® se selecciona del grupo consistente en

1-Q° 4Q® -2- R -3- RY -5- R'® -6- R"® benceno,

2-Q"-5- Q*6-R!” 4-R'"* 2-R" pindina

3-Q"-6-Q%-2-R®-5-R"-4- pindina, 2-Q"4-Q%-3-R*-6-R™ pirazina, 3-
Q*-6-Q°-2-R'-5-R'"*4.R" pindina,

2-Q>-5-Q*-6-R"4-R"® pinmidina, 5-Q°-2-Q%-3-R"-6-R" pinmidina,
3-Q%-5-Q"4-R'6-2-R" tiofena, 2-Q"-5-Q"-3-R**4-R" tiofena,

3-Q" - 5-Q"4R'5-2-R"’ furan, 2-Q°-5-Q"-3-R'°4-R"” furan,
3-Q"5-Q"4-R"*-2-R" pirrola, 2-Q"-5-Q°-3-R'*4-R"" purrola,
4-Q"-2-Q"-5-R" 1midazola, 2-Q°4-Q’-5-R", imidazola,

3-Q°-5Q"4R ' 1soxazola, 5-QP-3-Q"4-RS 1s0xazola,

2-Q°-5Q-4-R'S pirazola, 4-Q"-2-Q"-5-R"? tiazola, y

2-Q"5-Q"4-R"" tiazola,

RS, R R'™ y R" son seleccionadas independientemente del grupo que
consiste en hidrégeno, metilo, etlo, isopropilo, propilo, caroboxi,
amidino, guamdino, metoxi, etoxi, 130propoxt, propoxi, hidroxi, amino,
aminometilo, 1-ammoetilo, 2-amunoetilo, N-metilammo, dimetilamino,
N-etilamino, metilio, etltio, 1sopropiltio, tnflorometiloto,
metlosulfimlo,  etrlosulfinilo,  metilosulfumlo,  etilosulfinilo,
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tnfluorometilo, pentafluoroetilo, 2,2, 2-tnfluoroettlo, 2,2,3,3,3-
pentafluoroproptlo, trifluorometoxs, 1,1,2,3-tetrafluoroetox:, fluoro,
cloro, bromo, amdosulfonilo, N-metiloanmdosulforulo, N,N-
dimetiloamidosulfomilo, hidroximetilo, 1-lhidroxietilo, 2-hidroxietilo,
2,2 2-trifluoro-1-hudroxietilo y ciano,

R'® y R son opcionalmente Q® con la condicién de que no més de un
RSy R" sea Q" al mismo tiempo y que Q° sea Q™,

Q" se selecciona del grupo consistente en Q™ en donde Q™ es un
hidrogeno y CINR*)NR®R?, con 1a condicién de que no més de 1 de
R? y R* sea hudroxi al mismo tiempo, RZ, R* y R® se seleccionan
independientemente del grupo consistente en hidrégeno, metilo, etilo e
hdroxi,

Q' se selecciona del grupo consistente en un enlace covalente sencillo,
CH, y CH.CH,;

11 El compuesto que se narra en la retvindicacién 10 6 una sal de éste
aceptable farmacéuticamente, en donde

B sea seleccionada del grupo que consiste en 2-amnofemslo, 3-
aminofemlo, 3-amudinofemlo, 4-amdinofemilo, 3-carboxifemlo, 3-
carboxi-5-hidroxifenilo, 3-fluorofemlo, 4-clorofemilo, 3,4-dsclorofemlo,
2-fluorofemlo, 3-fluorofenilo, 3,4-difluorofemlo, 3-mdroxifemlo, 4-
hdroxifemlo, 3-metoxiaminofenilo, 3-metoxifenilo, 4-metoxifentlo, 3-
metilfemlo, 4-metilfentlo, fenilo, 3-trfluorometilofenilo, 2-himidazoil, 2-
pmndilo, 3-pmndilo, 5-cloro-3-trifluorometilo-2-pindilo, 4-pindio, 2-
tienilo, 3 tienilo y 3-tnfluorometilo-2-pindilo,

A se selecciona del grupo que consiste en CH,, CHsCH, CF;CH,
NHC(0), CH,CH; y CH;CH,CH,,

R' se selecciona del grupo que comsiste en hidrégemo, metilo, etlo,
propilo, tnfluorometilo, pentafluoroetilo, 2,2,2-tnfluroetilo, fluor, cloro y
bromo,

R?es 2°-Q,
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Z’ se selecciona del grupo consistente en un entace sencillo covalente y
CH;,

Q se selecciona del grupo que consiste en S-ammo-3-
amtdocarbonilofenilo, 5-ammo-2-fluorofenulo, 3-amuno-5-
hrdroxmetilofenilo, 5-ammo-3-metoxicarbontlofemilo, 3-amudinofenilo,
3-amino-2-metilofentlo,  5-amino-2-metilotiofenslo,  3-aminofemlo,
bencilo, 3-carboxifenilo, 3-carboxi-5-aminofemlo, 3-carboxi-5-
hidroxifenilo, 3-carboximetilo-5-aminofenilo, 3-carboximetilo-5-
hidroxifenilo, 3-carboximetilofenilo, 3-clorofenilo, 2-clorofenilo, 2,6-
diclorofenilo, 3-cianofemlo, 3-dimetiloaminofenilo, 2-fluorofemilo, 3-
fluorofemlo, 2,5-difluorofenlo, 2-ludroxifemlo, 3-droxifenilo, 3-
metanosulfomlaminofemio, 2-metoxifenilo, 3-metoxifentlo, 3-
metoxiaminofenilo, 3-metoxicarbonilfenilo, 2-metilaminofemlo, 3-
metilaminofenilo, 2-metilofenilo, 3-metilofemlo, 4-metilofenilo, fenilo,
3-tnfluoroacetamidofenilo, 3-tnfluorometilofenilo, 2-
tnfluorometilofeniio, S-amno-2-tienulo, 5-amino-3-tiemlo, 3-bromo-2-
tientlo, 3-pindilo, 4-pindilo, 2-tienilo y 3-tienilo,

Y? se selecciona del grupo que consiste en

1- Q°4- @ 2-R"6 -3-R".5-R"-6-R" benceno,

2- Q°=5- Q' 6-R'"4-R'%-2.R" piridina,

3- Q"—6- Q" 2-R'6 -5-R'*4-R" pindina,

3- Q°-5- Q" 4-R'* -2- R¥ iofena, y 2- Q°-5-Q" 3-R'® —4-R" tiofens,

RS y R son independientemente seleccionados del grupo que consiste
en hidrégeno, amidino, amimmo, ammometilo, metoxi, metilamino,
hidroxi, lidroximetilo, fltor, cloro y ciano,

R y R" son opcionalmente Q" con la condicién de que no més de un
R'®y R” sea Q" al mismo tiempo y que Q® sea Q*,

R'7 y R'® son independientemente seleccionados del grupo que consiste
hidrégeno, fltor, cloro, idroxi, idroximetilo, ammo, carboxi y ciano,
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Q" se selecciona del grupo que consiste en Q™ en donde Q™ es un ’W
Indrogeno y CINR*)NRR™,

R®, R* y R” son mdependientemente seleccionados del grupo
consistente en hidrogeno y metilo, Q° es CH;

12 El compuesto que se narraen la remnd:caclén 9 con la férmula

§edl

O una sal de ésto aceptable faxmacéuhcamente, en donde

B se selecciona del grupo que consiste en erilo y heterarilo en donde un
carbono adyacente al carbono al punto de umén se sustituye
opcionaimente por R, el otro carbono adyacente al carbono en el punto
de uni6n es opcionalmente sushtuido por R*, un carbono adyacente a R*
y dos itomos del carbono en el punto de umdn es opcionalmente
sustiturdo por R®, un carbono adyacente a R* y dos 4tomos del carbono
en el punto de umén es opcionalmente sustitmdo por R* y cualquier
carbono adyacente a R* y R* es opcionalmente sustituido por R¥,

R®?, R®, R*, R® y R son independientemente seleccionados del grupo
que consiste en hidrégeno, acetamndo, haloacetamido, amudino,
guanidino, alcoxt, hidroxi, ammo, alcoxiamino, alquilamino mteror,
alquitio, almdosulfomlo, monoalquilo, amdosulfondo, dalquilo,
ammosulfomlo, alquilo, halo, aloalquilo, alalcoxi, hdroxialquilo,
carboalcoxi, carboxi, carboxamtdo, ciano y Q°,

A se selecciona del grupo que consiste de un enlace covalente sencillo y
(CH(R'"*))pu(W") €n donde I es un numero entero seleccionado de 0 a 1,
pa es un niimero entero seleccionado de O hasta 3, y W7 es N(RT),

R’ se selecciona del grupo que consiste en hidrégeno y alquilo,

N A

R" se selecciona del grupo que consiste en hidrégeno, halo, alquilo y
haloalquilo,
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R’ se selecciona del grupo que consiste en hidrégeno, ciano, haloalquilo,
y halo,

R’es 7°Q,

2" es wn enlace sencillo covalente,

Q se selecciona del grupo que consiste en anlo y heteroarilo en donde un
carbono adyacente al carbono en el punto de umién es opcionalmente
sustitmdo por R’, el otro carbono adyacente al carbono en el punto de
umén es opcionalmente sustitwido por R', un carbono adyacente a R® y
dos atomos del carbono en el punto de union es opcionalmente sustitwido
por R, un carbono adyacente a R’ y dos étomos del carbono en el punto
de umén es opcionalmente sustitmdo por R™ y cualquier carbono
adyacente a R'° y R es opcionalmente sustrtwdo por R,

R’, R! y R"® son independientemente seleccionados del grupo
consistente en hidrégeno, hidroxi, ammo, amudmno, guamdmo,
alquilamino , alquiltio, alcoxi, alquilosulfimio, alquilosulfonilo,
amdosulfonilo, monoalquilamidosulfontlo, alquilo, halo, haloalquilo,
haloalcoxi, hidroxsalquilo, carboxi, carboxamido y ciano,

R y R se seleccionan mdependientemente del grupo que consiste en
hidrégeno, acetanmdo, haloacetamido, amudino, guanidino, alquilo,
alcoxa, alcoxiamimo, amunoalqulo, hdroxs, ammo, slqulammo ,
alqulosulfonamido, amdosulfoniio, monoalqulo, amdosulfoml ,
dialquioamidosulfonilo, hidroxialquilo, aminocalquilo, halo, haloalquilo,
carboalcoxi, carboxi, carboxiamido, carboxialquilo y ciano,

Y® es la formula (IV)
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En donde D®, D%, J* y J° son independientemente seleccionados del grupo
que consiste en C, N, O, S y un enlace covalente con la condicion de que
no més que uno sea un enlace covalente, K? es C, no més de uno de D’,
D, Y yJesO,nomisdeunD’ D5 Py FseaSunode D’, D5, Py
deben ser un enlace covalents cuando dos de los D, D%, )’y ®sean O y
S y no m{as de cuatro de D*, D%, J* y J sean N,

R R, R™ y RY se¢ seleccionan mdependientemente del grupo
consistente de mdrégeno, amidino, guamdino, carboxi, haloalquilotio,
alcoxs, hidroxi, ammo, alqulammo , alquiotio, alquilosulfonilo,
alquilosulfonilo, alcanoilo, haloalcanoilo, alquilo, halo, haloalquilo,
haloalcoxi, hidroxialquilo, aminoalquilo y ciano,

R' y R" son opcionalmente Q® con la condici6n de que no mis de uno
de R'S y R!? sea Q° al mismo tiempo y que Q° sea Q™,

Q® se selecciona del grupo consistente de NRR?, Q° en donde Q° es
hidrégeno, y CONR**)NRR*,

R® R¥ R¥ Ry R® se seleccionan mdependientemente del grupo que
consiste en hrdrégeno y alquilo,

Q’esCH,

13 El Compuesto que se narra en Ja rervindicacién 12 o una sal de éstos
aceptable farmacéuticamente, en donde

B se selecciona del grupo que consiste en fenilo, 2-tienilo, 3-tienilo, 2-
funlo, 3-funlo, 2-pirolilo, 3-pirrolilo, 2-imidazolilo, 4-1mdazolilo, 3-
pirazohlo, 4-pmazolhlo, 2-tiazohlo, 3-1soxazolilo, y S5-1soxazolilo, en
donde un carbono adyacente al carbono en el punto de umén es
opcionalmente sustitwido por R¥, el otro carbono adyacente al carbono
el punto de umén es opcronalmente sustitwido por R, un carbon
adyacente a R* y 2 dtomos del carbono en el punto de umoén es
opcionalmente sustitmido por R*, un carbono adyacente R* y dos &tomos
del carbono en el punto de umdn es opcionalmente sustiturdo por R* y
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cualquier carbono adyacente a R¥ y R* es opcionalmente sustitiido por
R*,

R% R®, R* R¥ y R¥ son mdependientemente seleccionados del grupo
que consiste en hidrégeno, amidino, guamidino, metilo, etilo, metoxi,
etoxi, lidroxi, ammo, N-met:tlanimo, dimetilamino, metiltio, etiltio,
tnfluorometilo, pentafluoroetilo, 2,2,2-tnfluoroetilo, flior, cloro, bromo,
amidosulfonilo, N-metilamidosulfonilo, lhdroxametilo, amidocarbonilo,
carboxs, ciano y Q°,

A se selecciona del grupo que consiste en un enlace covalente sencillo,
NH, N(CH,), CH;, CHxCH, y CH;CH,,

R! se selecciona del grupo que consiste en un udirdo, triflucrometilo,
pentafluoroetilo, fluor y cloro,

R? se selecciona del grupo que consiste en femlo, 2-temlo, 2-funlo, 2-
purohlo, 2-imidazohio, 2-hazolilo, 3-180xazohlo, 2-pmdilo y 3-pindilo,
en donde un carbono adyacente al carbono el punto de unién es
opcionalmente sustrtwido por R’, el otro casbono adyacente al carbono en
el punto de umén es opcionalmente susttindo por R, un carbono
adyacente a R’ y dos 4tomos de carbono en el punto de unién es
opcionalmente sushtwido por R'®, un carbono adyacente a R y dos
dtomos de carbono en el punto de unién es opcionalmente sustiturdo por
R y cualquer carbono adyacente a R'° y R'? es opcionalmente
sustitwdo por R",

R’ R! y R" son mdependientemente seleccionados del grupo que
consiste hidrogeno, metilo, etilo, metoxi, etoxi, hidroxi, amino, N-
metilamimo, N, N-dimetilamino, etiitio, tnfluorometilo, pentafluoroetilo,
2,2 24nfluoroetilo, fluor, cloro, bromo, amnosulfomlo, N-
mettlanidosulfonilo, N, N-dimetilanmdosulfomlo, hidroximetilo, 1-
hidroxietilo, amidocarbonilo, N-metilamudocarbomlo, carbox: y ciano,
R10 y R12 son independientemente seleccionados del grupo que consiste
en hidrogeno, amudino, amidocarbomilo, N-metilamidocarbonilo,
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guamdino, metilo, etilo, metox:, etoxi, hidroxi, hidroximetilo, 1-
hidroxietilo, 2-hidroxietilo, carboxi, carboxametilo, amuno, acetamtido,
tnfluorometilo, pentafluoroetilo, 2,2,2-tnfluoroetilo, trifluoroacetamido,
aminometilo, N-metlamino, dimetilamno, amdosulfomlo, N-
metilamidosulfonilo, N,N-dtmetilamidosulfontlo, metoxicarbonilo, fléor,
cloro, bromo y c1ano,
Y® se selecciona del grupo que consiste en
1-Q"4-Q"-2-R'*-3-R".5-R"*-6 R"’ benceno
2-Q"-5-Q™-6-R'"-4-R'*-2-R" piidina, 2-Q°-5-Q"-3-R '*4-R" rofeno
3-Q™-6-Q"-2-R'*-5-R*4-R" pindina, 3-Q"-5-Q"4-R'5-2-R" tiofeno
3-Q°-5-Q"4-R'S-2-R" furan, 2-Q-5-Q"-3-R'*4-R"” furan
3-Q°-5-Q"4-R"*-2-R" pirrole, 2-Q"-5-Q*3-R'*4-R' pirrole
4-Q°-2-Q"-5-R" iazole y 2-Q"-5-Q"4-R"" tiazole
R'S, R, R" y R" son mndependientemente seleccionados del grupo que
consiste en hidrégeno, metilo, etilo, amidino, guamdino, metoxs, hidroxa,
amino, amnometilo, l-aminoetlo, 2-ammoetilo, N-metilamino,
dimetilammo, metilto, ehlto, trifluorometiltio, metilosulfinilo,
metitosulfontlo, trifluorometilo, pentafluoroetilo, 2,2,2-tnflurvoetilo,
tnfluorometoxs, fluor, cloro, amidosulfomlo, N-metilamudosulfonilo,
hidroximetilo, carboxa y ciano
QP es selecctonado del grupo que consiste en NR*R*! y
C(NR”)NRﬁR“, con la condicién que dicho grupo Q° esté enlazado
directamente a un #tomo de carbono,
R?”, R*!, R®, R* y R® son mdependientemente seleccionados del grupo
que constste en un hidrégeno, metilo y etilo,
Q' es CH,
14 El compuesto que se narra en la reivindicacién 13 o una sal de éstos
farmacéuticamente aceptable, en donde
B es seleccionada del grupo que consiste en 2-ammofemio, 3-
ammofentlo, 3-amudin femlo, 4-ammdmmofemlo, 3-carboxafemilo, 3-
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carboxi-5-ludroxifenilo, 3-clorofenilo, 4-clorofenilo, 3,4-diclorofenilo, 2-
fluorofenilo, 3-fluorofemlo, 3,4-diflucrofemlo, 3-ludroxifemlo, 4-
hidroxifentlo, 3-metoxiaunofentdo, 3-metoxifenilo, 4-metoxifemlo, 3~
mettlofemlo, 4-metilofenilo, femlo, 3-tnfluorometilofenilo, 2-1midazoil,
2-pindilo, 3-pindilo, S-cloro, 3-trifluorometilo, 2-pmdilo, 4-pindilo, 2-
tienilo, 3-tiemilo y 3 tnfluorometilo-2-pindilo,
A se selecciona del grupo que consiste en CH,, CH,CH, CFiCH,
NHC(0), CH;CH; y CH:CH;CH,,
R' se selecciona del grupo que consiste en un hidrégeno, triflucrometilo,
pentafluoroetilo, fhior y cloro,
R* se selecciona del grupo que consiste en  S-amuno-3-
amidocarbomilofenilo, 5-smmno-2-fenilo, 3-amino-5-hidorximetilofenilo,
5-amino-3-metoxicarbonilofenilo, 3-amidmofemlo, 3-amino-2-
metilofemilo, 5-amino-2-metiltiofemlo, 3-aminofemlo, bencilo, 3-
carboxifenilo, 3-carboxi-S-amunofenilo, 3-carboxi-S-hudroxifemilo, 3-
carboximetilo-5-aminofemlo, 3-carboximetilo-5-hidroxafentlo, 3-
carboximetilofenmilo, 3-clorofemlo, 2-clorofemlo, 3-cianofemlo, 3-
dimetilammofenilo, 2-fluorofentlo, 3-fluorofenilo, 2,5-difluorofenilo, 2-
hidroxifentlo,  3-ludroxifentlo,  3-metanesulfomlammoferulo, 2-
metoxifenilo, 3-metoxifenilo, 3-metoxiaminofemio, 3-
metoxicarbonilofenilo, 2-metilaminofenilo, 3-metilammofemlo, 2-
metilofenilo, 3-metilofenilo, 4-metilofenilo, fenilo, 3-
trifluoroacetamidofenilo, 3-tnfluorometilofenilo, 2-triflucrometilofenilo,
5-amino-2-ttemilo, S-amino-3-ttemilo, 3-bromo-2-ttemilo, 3-pindilo, 4-
prindilo, 2-tiemlo y 3-tiemilo,
Y? se selecciona del grupo que consiste en

1-Q"4Qs-2-R'6-3-R"" -5-R"* -6-R" bencma,

2-Q°-5Q" -6-R'” 4-R "* -2-R" pindina,

3-Q" -6-Q" -2-R'® -5-R'"* 4-R' pindina,

3-Q° -5-Q" -4-R'¢ -2-R" tiafene, y 2-Q" -5-Q" -3-R'® 4-R"’
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tiofene,

R'®y R" son independientemente seleccionados del grupo  que
consiste de hidrégeno, amudino, ammo,aminometil, metoxe,
metlamme, hidroxe, ndrosimetil, fluoruro, cloro y ciano,
R' y R" son opcionalmente Q® con la provisién de que
nomﬂsdeunodeR"yR"eszalmlsmohempquuc
QesQ™,
R'7 y R son seleccionados mdependientemente del grupo que consiste
de hidrégeno, fluoruro, cloro, hidroxe, hidroximetil, amino, carbono y
I8N0,

Q" es seleccionado del grupo que consiste de Q™ donde Qbe es
hidrégeno y CINR?®) NR® R*,

R, R* y R so mdependientemente seleccionados del grupo que
consiste de hndrgeno y metil,

Q" es CH;

15 El compuesto como el citado en la Remnvidicacién 14 o
una sal farmaceuticamente aceptable alli, donde,

B es seleccionada del grupo que consiste de 3 - apunofenil,
3-amdmnofeml, 4-amudinofeml, 3-clorofenil, 4-clorofeml, 3,4-
diclorofenil, 2-fluorofenil, 4-metilfeml, fenil, 2-1midazoil, 3-
pindil, 4-pindil, y 3-tnflorometl-2-pindit,

A es seleccionado del grupo que consiste de CH;, NHC(O)

CH.CH; y CH.CH,CHa,

R! es seleccionado del grupo que consiste de udrégeno y claro,

R? es seleccionado del grupo que consiste de 3-ammofenl,
bencine, 3-clorofeml, 3-dimetilaminofeml, 3-ludroxifeml, 3-

/\
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metanosulfomlaminofenil, 3-metilaminofeml, 2-meirifeml, 3-metitfeml,
fenil, 3-tnfluoroacetamudofenl, 3-bromo-2-tienl, 2-tieml, y 3-tienil,

Y® es seleccionado del grupo que consiste de 5-amidino - 2-
tiemlmetil, 4-amdinobencil,2-floruro4-amidinobencil, y 3-fluoruro-4-
amdmobencil

16 Un compuesto como citado en Ila Reinvidicactén 9 donde
dicho compuesto es seleccionado del grupo que tiene Formula

o una sal farmaceuticamente aceptable alli, donde

R? es 3-ammofeml, B es 3-clorofeml, A es CH,CH;, Y’ es 4-
ammodmobencil, y R! es cloruro, R? es 3-aminofenil, B es feml, A es
CH,, Y° es 4-amdmobencil, y R' es cloruro, R? es fenil, B es 3-
clorofeni], A es CH,CH,, Y® es 4-amidmobencil, y R! es cloruro, R? es 3-
ammofenil, B es 2-1mdazolil, A es CH;CH,CH;, Y° es 4-amdinobencil,
y R' es cloruro, R? es 3-dimetilaminofenl, B es femil, A es CH,CH;, Y°
es 4-amudinobencil, y R! es cloruro, R? es 2-metilfenil, B es feml, A es
CH,CH,, Y° es 4-anudmnobencil, y R} es cloruro, R? es fenil, B es 3-
aminofent], A es C(O) NH, Y* es 4-aminobencil, y R’ es hidrogeno, R? es
fenil, B es 3-amudnofeml, A es CHa, Y° es 4-amidinobencil, y R' es
cloruro, R? es 3-(N-metilamino)fenil, B es fenil, A es CH,CH,, Y® es 4-
amdmnobencil, y R} es cloruro, R? es 3-tiemil, B es feml, A es CH;CHa,
Y® es 4-amidinobencil, y R! es cloruro, R? es 3-metilsulfonamdofenil, B
es femil, A es CH;CHy, Y° es 4-amdinobencil, y R es cloruro, R? es fenil,

A ——
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B es 4-amdmofeml, A es CH;, Y® es 4-amdnobencil, y R! es cloruro, R?
es 3-metilaminofenil, B es fenil, A es CH;CHa, Y° es 4-amudinobencil, y
R' ¢s hidrogeno, R? es fenil, B es fenil, A es CHa, Y° es 4-amidinobencil,
y R' es cloruro, R? es fenil, B es 4-pindil, A es CH,CH,,Y? es 4
amidinobencil, y R! es cloruro, R? es feml, B es 3-pindil, A es
CH;CH,,Y%s 4-amdinobencil, y R' es cloruro, R? es 3-clorofenil, B es
4-pindil, A es CH,CH,,Y’es 4 amidmobencil, y R' es cloruro, R? es 3-
metiifenl, B es 4-feml, A es CH;CH,, Y’ es 4-amudmnobencil, y R! es
hidrégeno, R? es 3-tieml, B es 3-clorofenil, A es CH;CH,, Y° es 4-
amidinobencil, y R’ es cloruro,

17 El compuesto como clladol la Remvidicacién 2 con la
Férmula

o una sal farmaceuticamente ac(e)ptame al, aonae
B es seleccionado del grupo que consiste de hidrdgeno, C2-C8 alkil, C3-
C8 alkeml, C3-C8 alkinil, y C2-C8 haloalkil, donde cada miembro del
grupo B esté opcionalmente sustituido en cualquier carbono hasta incluir
6 itomos desde el punto de adhesién de B a A con uno o més del grupo
que consiste de R¥?, R®, R¥, R¥ y R%, R%, R®, R*, R*® y R* son
seleccionados independientemente del grupo que consiste de hidrogeno,
acetamido, haloacetamido, amidino, guamdino, alkoxe, Hidroxe, amino,
alkoxiamino, alkilammo, akiltio, amudosulfoml, monoalkil,
amidosuifoml, diakil amidosuifoml, alkal, halo, haloalkil, haloalkoxe,
hidrosialkil, carboalkoxe, carboxe, carboxamido, ciano y Q°,

A es seleccionado del grupo que consiste de un enlace covalente y
(CH(R")) pa <W’) r donde 1t es un 1ntegrante seleccionado de O através
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de 1, pa es mtegrante seleccionado de O através de 3, y W’ es
seleccionado del grupo que consiste de (R7) NC(O) y NRR?),

R’ es seleccionado del grupo que consiste de hidrégeno, ndroxa y alkil,
R" es seleccionado del grupo que consiste de hidrégeno, halo, alkil y
haloalkil,

R' es seleccionado del grupo que consiste de hidrégeno, alkil, ciano,
haloalkil y halo,

R’es 7°Q,

Z’ es seleccionado del grupo que consiste de un émico enlace covalente y
CH,,

Q es seleccionado del grupo que consiste de anl y heteroanl donde un
catbono adyacente al carbono en el punto de enlace es sustituido
opcionalmente por R’, el otro carbono adyacente al carbono en el punto
de enlace es sustituido opcionalmente por R", un carbono adyacente a R’
y dos dtomos del carbono en el punto de enlace que es opcionalmente
sustituido por R'®, un carbono adyacente de R’ y dos stomos del
carbono en el punto de enlace que es opcionalmente sustituido por R, y
cualquier carbono adyacente a ambos R10 y R12 que es opcionalmente
sustituido por R,

R’, R" y R son seleccionados mdependientemente del grupo que
consiste de hidrégeno, lndroxe, anmuno, amidino, guamdino, alkilamuno,
alkaltio, alkilsulfonamido, alkildulfiml, alkilsulfonil, amidosulfoml,
monoaikil, amidosulfonil, alkil, alkoxe, halo, haloalkil, haloalkoxe,
hdrocialkil, carboxe, carboxamdo, y ciano,

R' y R" son seleccionados independientemente del grupo que consiste
de hidrégeno, acetamndo, haloacetamido, amidino, guamidino, alkil,
alkoxe, ludroxe, amino, alkoxitamino, alkalamino, alkilsulfonamida,
amidosulfonil, monoalkil amidosulfoml, dialkll ammdosulfoml,
hidroxialkal, ammoalkil, carboalkoxe, carboxe, carboxialkil,
amidocarbonil, halo, haloalkil, y c1ano,



Y? es formula (IV)
R”\

R16/135\ /DG\

Qb
av)

donde D, D% 3° y J° son seleccionados independientemente del grupo que
consiste de CN, O,S y un enlace covalente con la provision de que no
més de uno es un enlace covalente, K> es C, no mas que uno de D*, DS, )°
y J® es 0, no més que uno de D°, D5, J° y I es S, uno de D°, DS, J°, y J¢
debe ser un enlace covalente cuando dos de D°, D%, P’y ®son 0y S, y
no mas que cuatro de D’ D%, ° y son N,

R, R R"™y R' son seleccionados independientemente del grupo que
consiste de hidrégeno, amdino, guamdino, carboxe, haloalkiltio, alkoxe,
hidroxe, amino, alkilamno, alkiltio, alkilsulfinil, allalsulfoml, alkanoil,
haloalkanoil, alkil, halo, haloalkil, haloalkoxe, hidroxialkil, aminoalkil y
clano,

R y R" son opcionalmente Q" con la provisién que no més que uno de
Ry R" sea Q" al mismo tiempo y que Q" sea Q,

Q" es seleccionado del grupo que consiste de NR? R%, Q™ donde Q™ es
drégeno, CINR*)NR # R™, y NR*)C (NR¥) N R”) (R*), con 1a
provisién que no mas que uno de R20 y R21 sea hudroxe al mismo
tiempo y que no més que uno de R23 y R24 sea Indroxe al mismo
tiempo,

R®, R*, R®, R* R? y R® m seleccionados mdependientemente del
grupo que consiste de hidrégeno, alkil e hidroxe,

Q’ es seleccionado del grupo que consiste de un solo enlace covalente,
CH; y CH,CH;



18 El compuesto como citado en la Reivindicacién 17 o una sal
farmaceuticamente aceptable, donde
B es seleccionado del gropo que consiste de hidrogeno, etil, 2-propim), 2-
propenil, propil, 1sopropil, butil, 2-buteml, 3-butenil, 2-butinil, sebutil,
tert-butil, 1sobutil, 2-metipropeml, 1-pentil, 2-pentem, 3-pentemil, 4-
pentemil, 2-pentinul, 3-pentiul, 2-pentil, 1-metil,- 2-buteml, 1-metil -3-
butenil, 1-metil-2-butinil, 3-pentil, 1-et1l-2-propemil,2-metilbutil,2-metil-
2-buteml 2-metil-3-butinil, 3-metilbutil, 3-metil-2-buteml, 3-metil-3-
buteml, 1-hexil 2-hexemil 3-hexenil,.-4 hexenil, 5-hexeml, 2-hexeml, 3-
hexeml, 4-hexeml, 2-hexil, 1-methil-2-penteml, 1-metil-3- pentenil, 1-
metil-4-pentenil, 1-mehl-2- pentimil, 1-metil-3-pentiml, 3-hexil, 1-etil-2-
butemil, 1-etil-3-3buteml, 1-propil-2-propensl, 1-etil-2-butinil, 1-heptil 2-
heptenil, 3-heptenil, 4-heptemil, S-hepteml, 6-hepteml, 2-hepteml, 3-
heptemil, 4-heptemil, 5-hepteml, 2-heptil, 1-metil-2-hexenil, 1-metl-3-
hexemi, 1-metil-4-hexenil, 1-metil-5-hexeml, 1-metil-2-heximl, 1-metil-
3-hexmnil, 1-metil-4-heximl, 3-heptil, 1-etil-2-penteml, 1-ehi-3-3pentenil,
1-etii-4-pentenil, 1-butil-2-propem), 1-etil-2-pentiml, 1-et:l-3-pentiml,
2,22, -tnflQuoreti], 2,2-difluoropropil, 4-tnifluorometul -5,5,5-
trifluoropentil, 4-tnfluorometilpentil, 5,5,6,6,6-pentafluorohexil, y 3,3,3-
trifluoropropil, donde cada miembro del gurpo B es opcionalmente
sustituido en cualquier carbono hasta mcluir 5 &tomos desde el punto de
enlace de B a A con uno o més del grupo que consiste de
R2 R® R* R®yRY,
R2 R® R* R® y R se seleccionan independientemente del grupo que
consiste de hidrogeno, amidino, guamdino, carboxe, metoxe, etoxe,
18opropoxe, propoxe, hidroxe, amno, metoxiamino, etoxiamino,
acetamudo, trifluoroacetarmdo, N-mettlammno, dimetilamino, N-
etilamino, metltio, etiltio, 1sopropiltio,trifluorometil,
pentafluoroetil 2,2 2-tnifluoroetil, 2,2,3,3,3-pentafluoropropil,
trifluorometoxe, 1,1,2,2 -tetrafluroetoxe, fluoruro, cloruro, bromo,

A"
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amdosulfonil, N-metilamudosulfom], N,N-dimetilamidosuifonil,
hidroxemetil, 1-hidroxeti], 2-lidroxetil, 2,2,2-tnfluoruro-1-hidroxetil,
metoxicarbonil, etoxicarbonil,amidocarbomil, N-metilamidocarboml, N N-
dimetilamidocarbomil, czano y Q°,

A es seleccionado del grupo que consiste de un solo enlace covalente ,
BH, N(CHs), N(OH), CH;, CH;,CH, CF5CH, NHC(O), N(CH;) C (0),
C(O)NH, C(O)N(CH,), CH,CH,,CH;CH;CH;, CHyCH.CH,, y CF;
CHCH,,

R' es seleccionado del grupo que consiste de hidrogeno, metil etil, propil,
tnifluorometil, pentafluorcentil, 2,2,2-tnfluoroetil, 2,2.3,3,3-
pentafluoropropil, fluoruro, cloruro y bromo,

RlesZ’ Q,

Z’° es seleccionado del grupo que consiste del unico enlace covalente y
CH,,

Q es seleccionado del grupo que consiste de fenil, 2-beml, 3-tienil, 2-
funl, 3-funl, 2-pirrolil, 3-pirrohl, 2-1midazolil, 4-1mdazohl, 3-prazolil,
4-pirazohl, 2-tiazohl, 3-1soxazolil, 5-1s0xazoll, 2-pindi, 3-pindil, 4-
pindll, 2-piraziml, 2-pmmudiml, 4-prnmidiml, S-pirimidiml, 3-
pindazm), 4-pindaziml, y 1,3,5 tnazin-2-11, donde un carbono adyacente
al carbono en el punto de enlace es opcionalmente sustituido por R9, el
otro carbono adyacente al carbono en el punto de enlace es
opcionalmente sustituido por R, un carbono adyacente a R’ y dos
dtomos del carbono en el punto de enlace es opcionalmente sustituido
por R', un carbono adyacente a R* y dos atomos del carbano en el punto
de enlace que es opcionalmente sustituido por R'2, y cualquier carbono
adyacente a ambos R'® y R' que es opcionalmente sustituido por R',

R’, R" y R" se seleccionan mdependientemente des grupo que consiste
de hidrégeno,amidino, guantdino, carboxe, metil, etil, propil, 1sopropil,
metoxe, etoxe, 1sopropoxe, propoxe, hidroxe, amino, N-metilamino, N,N-
dimetilamino, N-etilamin , metiltio, etiltio, 1sopropiltio,



trifluoropropil,pentafluorometoxe, 1,1,2,2-tnfluoroets], 22,333
pentafluoropropil, trnifluorometoxe, 1,1,2,2-tetrafluoroetoxe, fluoruro,
cloruro, bromo, metanesulfonamido, amidosulfonil, N-
metilamidosulfoml, N,N-dimetilamidosulfonl, ludroxietil, 1-hidroxietil,
2-hidroxiets],  2,2,2-tnfluoruro-1-hidroxsetsl,  anudocarbomil, N-
metilamidocarbonil, N,N-dimetilamidocarbomnil, y ciano,
R y R son seleccionados independientemente del grupo que que
consiste de hmdr6geno,amudino, guamdino, carobxe, caboximetil, metil,
etil, propil, 1sopropil, metoxe, etoxe, isopropoxe, propoxe, hidroxe,
ammo, metoxiamino, etoxiamino, acetamudo, trifluoroacetamido,
ammometil, i-aminoetil,2-ammoet:l, N-metilammo, dimetilammo, N-
etilamino, metanesulfonamido, amidosulfonl, N-metilamidosulfoil, N,N-
dimetilamidosulfonil, hidroximetil, 1-lidroxiemtil, 2-hidroxietil, 2,2,2-
tnfluoruro-1-hudroxietsl, metoxicarbonil, etoxicarboml, amidocarbonil,
N-metilamudocarboml, N,N-dimetilamidocarboml, fluoruro, cloruro,
bromo y ciano,
Y? es selecctonado del grupo que consiste de

1-Q°4-Q-2R'¢ -3-R'7 - 5-R"® - 6-R"? bencina,

2-Q° -5-Q"-6-R'" 4-R'® 2-R" pindina,

3-Q® 6-Q" -2-R!® -5-R'® 4-R" pindina, 2-Q° 4-Q’ -3-R'® -6R'®

pirazma, 3-Q° -6-Q° - 2-R'® -5-R'® 4-R"® pinidazina,

2-Q° -5-Q- 6-R'7 4-R" pmmdina, 5-Q® -2-Q* 3R 6RY

pmmudina, 3-Q° -5-Qs 4-R'® 2-R" tofene, 2-Q° -5-Q* -3R'¢ 4-

R'7 tiofene,

3-Q"-5-Q* 4-R'® -2-R", furan, 2-Q" -5-Q" -3-R'*4-R'” furan,

3-Q* -5-Q" 4-R' -2-R" purrole, 2-Q° -5-Q" -3-R'® 4-R" pirrole,

4Q° -2-Q"-5-R" imdazole, 2-Q" 4-Q" -5-R"” imidazole,

3-QP -5-Q" 4-R'S 1soxazole, 5-Q° -3-Q" 4-R!S 1soxazole,

2-Q° -5-Q° -4-R"® pirazole, 4-Q” -2-Q° -5-R" tiazole y

2-Q° -5-Q" -4-R"" tiazole,
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R RY, R™ y R" son seleccionados independientemente del
grupo que consiste de ladrégeno, metil, etil, 1sopropil, propil, carboxe,
amidino, guanidino, metoxe, etoxe, 1sopropoxe, propoxe, hidroxe, amno,
ammometil, 1-ammoetdl, 2-ammoetil, N-metilamino, dimettlammo, N-
etilamino, metiltio, etiltio, isopropiltio, triflurometiltio, metilsulfinil,
etlsufinl, metilsulfonl, etitsulfonl, triflurometil, pentafluoroetil, 2,2,2-
trflucroetsl, 2,233 3-pentafluropropil, trifluorometoxe, 1,1,2,2-
tetrafluoroetoxe, fluoruro, cloruro, bromo, amidosulfoml, N-
metilamidosulfoml, N ,N-dimetdamidosulfomil, hidroximetil, 1-
hidroxiet1l, 2-hirdroxietil, 2,2,2-trifluoruro-1-hidroxietil, y ciano,

R' y R" son opcionalmente Q® con la provision que no més de uno de
R'S y R sea Q® al mismo tiempo y que Q” sea Q™,

Q" es seleccionado del grupo que consiste de NR* R?', Q™, donde Q™ es
hidrégeno, CINR*®) NR® R*, y NR®)CINR*N(R®)RY, con la
provisién de que no més de uno de R® y R*! sea hidroxe al mismo
tiempo y que no més de uno de R* y R* sea ludroxe al mismo tiempo,
R® R¥ RZ R* R y R% son seleccionados mdependientemente del
grupo que consiste de hidrégeno, metil, etil, propil, butil, 1sopropil, e
hidroxe,

Q' es seleccionado del grupo que consiste de un solo enlace covalente,
CH,, y CH:CH;

19 El compuesto asi citado en la Remvidicacion 18 o una sal
farmaceuticamenta aceptada aqui, donde,
B es seleccionado del grupo que consiste de hidrégeno, etil, 2-propenil,
2-propinil, propil, 1sopropal, butil, 2-butil, (R)-2-butil, (S)-2-butil,
tertbutil, 1sobutil, 1-pentil, 3-pentil, 2-metilbutil, 2,2,2-trifluoroetil, 6-
amidocarbonilhexil, 4-metil-2-pentl, 3-hsdroxipropil, 3-metoxe-2-
propil,2-metoxietil, 2-metil-2-butil,30meti1l-2-butil,2-dimetilammopropil,
2-cianoetil, 6-hidroxihexil 2-hidroxietil, 2-amidonoetil, 2-guamdinoetil,

)
'S
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3-guamidmopropil 4-guamdinobutil, 3-hidroxipropil, 4-hidroxibutil, 6-
cianchexil, 2-dimetilaminoetil, 3-metilbutil, 2-metilbutl, (S)-2-
metilbutil, 3-aminopropil, 2-hexil, y 4-aminobutil,

A es seleccionado del grupo que consiste de un solo enlace covalente ,
CH,, NHC(O), CH,CH,, CH,CH,CH;, y CH;CHCH,,

R! es seleccionado del grupo que consiste de hidrégeno, metil, etil,
propil, trnfluorometsl, pentafluroetil, 2,2,-tnfluoroetil, fluoruro, cloruro y
bromo, R? es Z°-Q,

Z° es seleccionado del grupo que consiste de un solo enlace covalente y
CH,,

Q es seleccionado del grupo que consiste de 5-amino-3-
amidocarbonilfenil, S-amino-2-flurofemil, 3-ammo-5-hidroximetilfenil, 5-
amino-3- metoxicabomifeml, 3-amidinofeml, 3-amino-2-metilfenil 5-
amino-2-metiltiofenil, 3-aminofeml, benzil, 3-carboxifenil,3-carboxe-5-
ammofemnl,30carboxe--5-hidroxifeml, 3- carboxemetilfeml 3-
clorofenil,2-clorofenil, 2,6-diclorofenil 3-cianofenil, 3-
dimetilaminofeml, 2-1fuorofeml, 3-fluorofem:l, 2,5-difluorofeml, 2-
hidroxifeni}, 3-metoxifenil, 3-metoxiaminofenil, 3-metoxicarbonilfenil, 2-
metilamimofenil, 3-metilaminofeml, 2-metifeml,30metilfeml, 4-
metilfem], feml, 3-trnfluoroacetamidofenul, 3-tnfluorometilfeml, 2-
trifluvorometsifeni], S-amino -2-tienil, 5-amino-3-tiemil, 3-bromo-2-tienil,
3-pindil, 4-pindil, 2-tieml y 3tieml,

Y? es selecionado del grupo que consiste de

1-Q° 4-Q* -2-R' -3-R'7 -5-R!® -6-R'* bencina,

2-Q°-5-Q" 6-R'” 4-R'™® -2-R" pindina,

3-Q"-6-Q" -2-R' -5-R"™® 4R’ pindina,

3-Q° -5-Q" 4-R -2-R" tiofene, y 2-Q°-5-Q" -3-R!¢ 4R tiofene,

R ' y R" son seleccionados independientemente del grupo que consiste
de hdrégeno, amudino, amino, amonometil, metoxe, metilamino,

hidroxe, hidroximetil, fluoruro, cloruro y ciano,



o
Ry R" son opcionalmente Q" con la provisién de que no m4s de uno
de R' y R sea Q® al mismo tiempo y que Q® sea Q™,
R' y R son seleccionados independientemente del grupo que consiste
de ludr6geno, fluoruro, cloruro, hidroxe, hudroxemetil, amino, carboxe y
ciano,
Q" es seleccionado del grupo que consiste de Q™ donde Q™ es ludrégeno
y C(NR)NR¥R™,
R® R*¥ y R¥ son seleccionados independientemente del grupo que

consiste de hidrogeno y metil,
Q'esCH;

20 El compuesto asi como citado en la Remwvidicacién 17 temendo

la Férmula 1
RZ
WJ\(
N N\/]]\N/YD
N N

O
0 una sal farmaceuticamente aceptable aqui, donde

B es seleccionado del grupo que consiste de hidrégeno, C2-C8 alkil, C3-
C8 akeml, C3-C8 alkinil, y C2-C8 haloalkil, donde cada miembro del
grupo B es sustituido opcionalmente en cualquer carbono hasta e
incluyendo 6 4tomos desde el punto de enlace de B a A con uno o mis
del grupo que consiste de R2R¥ R* R¥ y R¥,

RZR®R*R¥ y R* son seleccionados mdependientemente del grupo
que consiste de Mhdrdgeno, acetamdo, haloacetam:do, amdino,
guamdino, alkoxe, hidroxe, amino, alkoxiamino, alkilammno, alkiltio,
amidosulfoml, monoalkil, amidosulforul, dialkil, amdosulfoml, alkil,
halo, haloalkil, haloalkoxe, hidrocialkil, caroboalkoxe, carboxe,
caboxamudo,ciano y Q°,
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A es seleccionado del grupo que consiste de un solo enlace covalente y
(CH(R")) pa (W) donde 1 es un mtegral seleccionado de 0 através de
1, pa es un integral seleccionado de 0 através de 3, y

W’ es NR),

R’ es seleccronado del grupo que consiste de ludrégeno y alkal,

R'® es seleccionado del grupo que consiste de hidrégeno, halo, alkil, y
haloalkil,

R' es seleccionado del grupo que consiste de hidrégeno, ciano, haloalkil
y halo,

R!es 2°Q,

Z’° es un Gnico enlace covalente,

Q es seleccionado del grupo que consiste de aril y hereroaril donde un
carbono adyacente al carbono en el punto de enlace es opcionalmente
sustituido por R’, el otro carbono adyacente al carbono en el punto de
enlace es opcionalmente sustitufdo por R'?, un carbono adyacente a R’ y
dos atomos del carbono al punto de enlace es opcionalmente sustituido
por R'°, un carbono adyacente a R" y dos 4tomos del carbono en el punto
de enlace es opcionalmente sustituido por R'2, y cualquer carbono
adyacente a ambos R'? y R!? es opcionalmente sustituido por R*!,

R’, R" y R" son seleccionados mdependientemente del grupo que
consiste de hidrégeno, ludroxe, amino, amidino, guamdimo, 4lkilamino,
alkiltio, alkoxe, alkilsulfoml, alkilsulfonil,  amdosulfoml,
monoalkilammosulfoml, alkl, halo, haloalkil,  halakkoxe,
hidroxialkil,carboxe,carboxamdo y ciano,

R y R son independientemente seleccionados del grupo que consiste
de hidrégeno, acetamudo,haloacetamido, amudno, guamdino, alki,
alkoxe, alkoxamino, amnoalkil, hidroxe, ammo, alkilamino,
alkilsufanamdo, amudisulfonil, monoalkil amidosulfoml, dialkil
amidosulfonil, hdroxialkil, amunoalkal, halo, haloalkil, carboalkoxe,
carboxe,carboxianudo, carboxialkl y ciano,



Y es formula (IV)

donde D°, DS, J° y J° son seleccionados mdependientemente del
grupo que consiste de C,N,O,S y un enlace covalente con la provisién de
que no mas de uno es un enlace covalente, K* es C, no mas de uno de
D*D%F yJ° es O, no més de uno de D’ D5J° y J® debe ser un enlace
covalente cuando do de D’, D5 J* y J® son O y S, y no mas de cuatro de
D’ DS Py sonN,

R R R'® y R" s0n seleccionados independientemente del grupo
que consiste de hidrogeno, amudmo, guamdmno, carboxe, haloalklto,
alkoxe, ludroxe, ammo, alkilamino, alkiltio, alkilsulfiml, alkilsulfonil,
alkanoil, haloalkanoil, alkil, halo, haloalkil, haloalkoxe, hidroxialkil,
aminolakil y ciano,

R'® y R son opcionalmente Q° con la provisién que no mas de
uno de R'S y R sea Q" al mismo tiempo y que Q" sea Q%,

Q" es seleccionado del grupo que consiste de NR? R%, Qbe

donde Q™ es hudrégeno, N(R™)C(NR™)n(R")R™), y CONR™)
NR® R

R¥R¥ RBR¥ R® y R* son seleccionados independientemente
del grupo que consiste de hidrégeno y alkul,

Q'es CH;

21 El compuesto as{ crtado en la Reivindicacién 17 o una sal
farmaceuticamente aceptable aqui, donde,
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B es seleccionado del grupo que consiste de bidrdgeno, etl,
2-propenil, 2-propmil, propil, 1sopropil, butil, 2-buten1], 2-butinil, sec-
butil, tert-util, 1s0butil, 2-metilpropenil, 1-pentil, 2-pentenil, 3-pentenil,
2-pentinil, 3-pentinil, 2-pentil, 3-pent1l, 2-metitbutil, 2-metil-2-butenil, 3-
metilbutil, 3-metil-2-butenl, 1-hexil, 2-hexeml, 3-hexenil, 4-hexenil, 2-
hexenil, 3-hexemil, 4-hexeml, 2-hexil, 1-metil-2-pentenil, 1-metil-3-
pentenil, 1-metil-2-pentimil, 1-metil-3-pentiml, 3-hexil, 1-etil-2-butenil,
1-heptil, 2-heptenil, 3-heptenil, 4-heptenl, S-hepteml, 2-heptil, 1-metil-2-
hexenil, 1-metil-3-hexenil, 1-metil-4-hexeml, 1-metil-2-hexenil, 1-metil-
3-heximl, 1-metil-4-hexml, 3-heptil,1-e1l-2-penteml, 1-et1l-3-penteml,]-
etl-2-pentinil, 1-etsl-3-pentinil, 2,2 2-trifluoroetil, 2,2-difluoropropil, 4-
trifluorometil, 5,5,5-nfluoropentil, 4-tnfluorometilpenhl, 5,5,6,6,6-
pentafluorohexil, y 3,3,3-trifluoropropil, donde cada miembro del grupo
B es opcionalmente sustituido en cualquer carbono hasta e mcluyendo 5
&tomos desde el punto de enlace de B a A con uno o més del grupo que
consiste de RZ, R® R* R¥y R%,

R2ZR® R¥* R® y R* son seleccionados mdependientemente del grupo
que consiste de hidrégeno, amidino, guamidino, metil, etil, metoxe, etoxe,
hidroxe, amino, N-metilamino, dimetilammmo, metiltio, etiltio,
trnfluorometil, pentafluoroetil, 2,2,2-tnfluoroetil, fluoruro, cloruro, bromo
amidosulfom]l, N-metlamidisulfoml, hidroxemet, amidocarbonil,
carboxe, c1ano y Q®,

A es seleccionado del grupo que consiste de un solo enlace covalente ,
NH, N(CHs), CH;, CH,CH, y CH,CHo,

A es seleccionado opcionalmente del grupo que consiste de CHoN(CHy),
CH,N(CH,CH3) CH;CH;N(CH,) y CH;CH;N(CH;CHs) con 1 provisién
que B es hidrégeno,

R! es seleccionado del grupo que consiste de hdrégeno, triflucrometil,
pentafluoroetil, fluoruro y cloruro,
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R? es selecionado del grupo que consiste de fenil, 2-tienil, 2-furil, 2-
pirrolil, 2-imdazoll, 2-thiazolil, 3-1soxazolil, 2-pindi, y 3-pindil, donde
un carbono adyacente al carbono en el punto de enlace es opcionalmente
sustituido por R’, el otro carbono adyacente al carbono en el punto de
enlace es opcionalmente sustituldo por R', un carbono adyacente a R
y dos atomos del carbono en el punto de enlace es opcionalmente
sustituido por R'2, y cualquier carbono adyacente a ambos R!® y R
opcionalmente sustituido por R'!,

R’, R"! y R" son seleccionados independientemente del grupo que
consiste de hidrégeno, metil, etil, metoxe, etoxe, hidroxe, ammo, N-
metilammo, N,N-dimetilamino, metiltio, trifluorometil, pentalfluroetil,
2,2, 2-tnfluoroetil, fluoruro, cloruro, bromo, amwdosulfumil, N-
metillamidosulfoml, NN- dimetilamidosulfoml, hidroximetil, 1-
hidroxietil, amudocarbonil, N-metilamidocarbonil, carboxe y ciano,

R" y R son independientemente seleccionados del grupo que consiste
de ludrégeno, amidino, amidocarboml, N-metilamidocarbomil, guanidino,
metil, etil, metoxe, etoxe, hidroxe, hidroximetit, 1-hidroxietil, 2-
hidroxeietil, carboxe, carboxemetil, amino, acetamido, trifluorometil,
pentafluoruetil, 2,2,2-tnifluoroetil, tnfluoroacetamido, ammnometil, N-
metilamino, dimetilamino, amsodulfoml, N-metilamudosulfoml, N,N-
dimetilamidosulfoml, metoxeicarbonil, fluoruro, cloruro, bromo y ciano,
Y° es seleccionado del grupo que consiste de

1-Q° 4-Q*2-R!S -3-R7 -5-R™® -6-R" bencina,

2-Q° -5-Q" -6-R" -4-R"™® -2-R" pindma, 2-Q*-3-R'® 4-R!7 tiofene, 3-Q"-
6-Q"-2-R'¢ -5-R"™ 4-R pindina, 3-Q°-5-Q" 4-R'® -2- R'" iofene, 3-Q°-
5-Q° 4-R' -2-R" furan, 2-Q" -5-Q° -3-R' 4-R" furan, 3-Q°-5-Q" 4-
R'S 2R prrole, 2-Q® -5-Q° -3-R'® 4-R'” pirrole, 4Q° -2-Q° -5-R”®
tiazole, y 2-Q" -5-Q* 4-R'” iazole,

R R R"™ y R son seleccionados independietemente del grupo que
consiste de lhidrégeno, metil ietll, amidino, guamdino, metoxe, hidroxe,
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ammo, ammometl, l-amnoetsl, 2-ammoetil, N-metilamino,
dimetilammo, metiltio, etlio Tnfluorometitio, metilsulfinml,
metilsulfomi, tnfluorometil, pentafluoroetll,  2,2,2-tnfluoroetil,
trifluorometoxe, fluoruro, cloruro, amudosulfonil, N- metilamidosulfoml,
hidroximetil, carboxe y ciano,

Q" es seleccionado del grupo consistente de NR? RY', CINR*)NRZR?,
y NR*) CINR®*)NR?)(R™), con 1a provision que dicho grupo Q° estd
directamente ligado a un 4tomo de carbono,

RPR¥ R®?R*R® y R*® son seleccionados independientemente del
grupo consistente de hidrégeno, metil y etil,

Q'es CH;

22 Este compuesto como citado en la Reivindicacién 21 o una sal
farmaceuticamente aceptada, donde

B e3 seleccionado del grupo consistente de hidrdgeno, etil 2-
propenil, 2-propiml, propil, 1sopropil, butil, 2-butil, (R)-2-butil, (S) 2-
butil, tertbutil, 1sobutil, 1-pentil, 3-pentil, 2-metilbutil, 2,2,2-tnifluoroetil,
6-amidocarbonilhexil, 4-metil-2-pentil, -3lmdroxipropil, 3-metoxe-2-
propil, 2-metoxietil, 2-metil-2-butil, 3-metil-2-butil, 2-
dimetilamimopropil,  2-cianoetil, 6-hidroxiexil,2-lidroxiexil,  2-
amidonoetil, 2-guamdinoetil, 3-guamdmopropil, 4-guadmobutil, 3-
hidroxipropil, 4-lidroxibutil, 6-cianchexil, 2-dimetilamioeti, 3-
metilbutil, 2-metilbutil, (S) -2-metilbutil, 3-aminopropil, 2-hexil, y 4-
aminobutil,

A es seleccionado del grupo consistente de un solo enlace
covalente, CH, CH;CH y CH:CH;,

R' es seleccionado del grupo consistente de hdrogeno,
trifluorometil, floruro y cloruro,

R? es seleccionado del grupo consistente de S5-amino-3-
amidocarbonilfenil, 5-m1no-i-ﬂuorofeml, 3-amino-5-htdroximetilfenil,
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5-amino-3-metoxicarbonolfenil, 3-amudinofeml, 3-amino-2-metiifenl, 5-
amino-2-metiltiofeml, 3-aminofenil bencil, 3-carboxifenul, 3-carboxe-5-
amunofeml, 3-carboxe-5- hidroxifenmil, 3-carboximet:l -5-aminofeml, 3-
carboximeti, -5-hidroxifemil, 3-carboximetilfenil, 3-clorofeml, 2-
clorofeml, 2,6-diclorofenil, 3-cianofemil, 3-dimetilaminofeml, 2-
fluorofeml, 3-fluorofenil, 2,5-difluorofeil, 2-hidroxifenil, 3-hadroxifemi,
3-metanosulfomlaminofenl, 2-metoxafenil, 3-metoxifenil, 3.
metoxiammofeml, 3-metoxicarbonolfemsl, 2-metlaminofeml, 3-
metilaminofeml, 2-metilfenil, 3-metilfemil, 4-metilfeml, feml, 3-
tnfluoroacetarmidofemil, 3-trifluorometilfenit, 2-tnfluorometilfentl, 5-
amino-2-tieml, 5-amino-3-tteml, 3-bromo-2-tieml, 3-pmdil, 4-pindil, 2-
tiemt y 3-tieml,

Y’ es seleccionado del grupo consistente de

1-Q® 4-Q° -2-R' -3-R" -5-R"® .6-R"’ benceno,

2-Q° -5-Q"-6-R!” 4-R"® -2-R" pinidino,

3-Q" -6-Q* -2-R'¢ -5-R'* 4- R" piridino,

3-Q"-5-Q"4-R'¢ -2-R”, tiofeno, y 2-Q° -5-Q"-3-R'® 4-R" iofeno,

R¥ y R son seleccionados independientemente del grupo
consistente de hidrégeno, amudino, ammo, amimnometl metoxe,
metilamino, hidroxe, hidroximetil, fluoruro, cloruro y ciano,
R'® y R" son opcionalmente Q® con la provisién que no més de uno de
RS y R" sea Q° al mismo tiempo que Q° es Q"',
R'” y R™ son seleccionados independientemente del grupo consistente de
hidrégeno, fluoruro, cloruro, hidroxe, hidroxxmetil, amino, carboxe, y
1810,
Q" es seleccionado del grupo conststente de Q™ donde Q™ es hidrégeno y
CONR™)NR™R,
R®, R® y R® son seleccionados independientemente del grupo
consistente de hidrogeno y metil,
Q' es CH; ‘

YV



23 Este compuesto como citado en la Rervindicacién 22 o una sal
farmaceuticamente aceptable aqui, donde,

B es seleccionado del grupo consistente de hidrégeno, etil, 2-
propemil, 2-propmul, propil, 1sopropil, butil, 2-butil, (R)-2-butil, (S)-2-
butil, tert-butil, 1sobutil, 1-pentil, 3-pent1l, 2-metulbutil, 2,2,2-tnfluoroetil,
6- amidocarbomlhexil, 4-metil-2-pentil, 3-ladroxipropil, 3-metoxe-~-2-
propil, 2-metoxaetil, 2-met1]-2-butil, 3-metil-2-butil, 2-
dimetilaminopropil, 2-cianoetil, 6-hidroxibexil, 2-lidroxiets], 2-
aminodinoetil, 2-guamdinoetil, 3-guanidinopropil, 4-guanidinobutil, 3-
hidroxipropil, 4-hidroxibutil, 6-cianohexil, 2-dimetilammoetil, 3-
metilbutil, 2-metilbutil, (S)-2-metilbutil, 3-aminopropil, 2-hexil, y 4-
anmmobutil,

A es seleccionado del grupo consistente de un solo enlace
covalente, CH;, CH;CH, y CH.CH,,

R; es seleccionado del grupo consistente de udrégeno y cloruro,

R es seleccionado del grupo consistente de 5-amino-2-fluorofenil,
3-anubo-2-metilfenil, 5-amino-2-metiliofensl,  3-aminofemul, 3-
carboxifenil, 3-cianofenil, 3-metoxicarbomlfenl, feml, y 3 pindil,

Y? es seleccionado del grupo consistente de S5-amudino-2-
tiemimetil, 4-amdmobencil, 2-flaoruro-4-amidinobencil, y 3-fluoruro-4-
amidinobencil

24 TUn compuesto como citado en la Rervindicacién 17 donde
dicho compuesto es seleccionado del gruno con la Férmula
1

X1

o una sal farmaceuficamente aceptable, donde

N
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R? eg 3-ammofeml, B es 2,2,2-tnfluoroetil, A es enlace unico, Y°
es 4-amidinobencil, y R’ es cloruro, R? es 3-aminofenil, B es (S) -2-
butil, a es enlace tnico, Y° es 4-amidnobencil, y R' es cloruro, R? es 5 -
amino-2-fluorofemsl, B es 1spropil, A es enlace Gmco, Y’ es 4-
amdmobencil, y R! es cloruro, R* es 2-metl-3-amunofenil, B es
1sopropil, A es enlace unico, Y+es 4-atmdmobencil, y R+ es cloruro, R+
es 3-ammnofenil, B es etil, A es enlace umco, Y° es 4-amdino-2-
fluorobencil, y R' es cloruro, R? es 3-aminofenil, B es 2-propenil, A es
enlace unico, Y® es 4-amidinobencil, y R' es cloruro, R? es 3-ammofenil,
B es 1sopropil, A es enlace unico, Y° es 4-amudino-2-fluorobencil, y R' es
cloruro, R? es 3-aminofenil, B es 1sopropil, A es enlace tnico, Y° es 4-
amidiobencil, y R! es cloruro, R? es 3-aminofenil, B es 2-butil, A es
enlace tinico, Y° es 4-amdinobencil, y R’ es cloruro, R? es 3-aminofenil,
B es (R)-2-butil, A es enlace umco, Y° es 4-amdmobencil, y R' es
cloruro, R? es 3-ammofenil, B es 2-propinil, A es enlace unico, Y° es 4-
amidinobencil, y R' es cloruro, R? es 3-ammofeml, B es -3-pentil, A es
enlace umco, Y° es 4-amidinobencil, y R! es drogeno, R? es 3-
ammofenl, B es hidrégeno, A es CH,, Y° es 4-amudmnobencil, y R! es
cloruro, R? es 3-aminofeni], B es etil, A es CH;, Y° es 4-amidinobencil y
R! es cloruro, R? es 3-ammofenil, B es 2-metipropil, A es enlace dmco,
Y° es 4-amidinobencil, y R es cloruro, R? es 3-amunofenil, B es 2-propil,
a es CH,CH, Y® es 4-amudinobencil, y R! es cloruro, R? es 3-amiofenil,
B es propil, a es enlace unico Y %s 4-amuidino-2-fluorobencil, y R! es
cloruro, R? es 3-aminofeml, B es 6-amidocarbonlhexil, A es enlace
unico, Y° es 4-amudinobencil, y R' es cloruro, R? es 3-ammofeml, B es
tert-butil, A es enlace umco, Y° es 4-amidinobenzil, y R' es hidrégeno,
R? es 3-ammofensl, B es tert-butil, a es enlace umco, Y° es 4-
amidinobenzl, y R' es cloruro, R? es 3-ammofenil, Bes 3-hidroxipropil,
A es enlace tinico, Y° es 4-amdinobencil, y R! es cloruro, R? es 3-

aminofem!, B es 2-metilpropil, A es enlace uncio, Y° es 4-amdmo-2-



fluorobenzl, y R es cloruro, R? es 3-aminofenil, B es butil, a es enlace
tinico, Y® es 4- amdmnobencil, y R' es cloruro, R? es 3-ammofeml, B es
3-metoxe-2-propil, a es enlace tnico, Y° es 4-amidmobencil, y R' es
cloruro, R? es 3-aminofenil, B es 3-metoxe-2-propil, a es enlace unico, Y°
es 4-amudnobencil, y R! es cloruro, R? es 3-aminofenil, B es 2-metoxe-2-
etil, A es enlace dnico, Y° es 4-amidinobencil, y R’ es cloruro, R? es 3-
ammnofenil, B es 2-propil, A es enlace unico, Y° es 5-amdino-2-
tienilmeti), y R! es cloruro, R? es 3-ammofenil, B es 2-propil, a es enlace
umco, Y° es 4-amidino-3-fluorobencil, y R' es hidrégeno, R? es 3-
carboxifenil, B es 2-propil, A es enlace unico, Y° es 4-amudinobencil, y
R! es hudrégeno, R? es 3-amnofeml, B es 2-propil, a es enlace tmco, Y°

es 4-amudino-3-fluorobencil, y g; s cloruro

25  El compuesto como citado en la Reivindicacién 2 con esta

férmula 1
%/ R
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O
O una sal farmaceuticamente aceptada afli, donde
B es seleccionado del grupo consistente de C3-C7 cicloalkal, y C4-C6
heterociclil, donde cada anillo e carbono es opcionalmente sustituido con
R*® un amillo de carbono diferente al anillo de carbono en el punto de
enlace de B a A es opcionalmente sustituible con oxo provisto que no
més de uno amllo de carbono sea sustituido por oxo al mismo tiempo,
anillos de carbono y u mitrogeno adyacente al &tomo de carbono en le
punto de contacto son opcionalmente sustituido con R?oR", un anillo de
carbono o mitrégeno adyacente a la posicién R’ y dos dtomos del lugar
de enlace es opcionalmente sustituble con R'°, un amillo de carbono o
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nitrégeno adyacente a la posicién R y dos 4tomos desde el punto de I
enlace es opcionalmente sustituido con R'2, un amllo de carbono o
nitrégeno tres dtomos desde ¢! punto de enlace y adyacente a la posicién
R'’ es opcionalmente sustitufida con R'!, un amllo de carbono o mitrogeno
tres dtomos desde ¢l punto de enlace y adyacente a la posicién R' es
opcionalmente sustituido con R*, y un anillo de carbono o mitrégeno de
cuatro dtomos desde el punto de enlace y adyacente a las posiciones R'' y
R es opcionalmente sustituido con R*,

R’R" y R" son selecionados independientemente del grupo consistente
de ldrégeno, hidroxe, amuino, amidino, guamdino, alkilamino, alkiltio,
alkiisulfonamido, alkilsulfiml, alkilsuifoml, amidosulfml, monoalkl
amudosulfonil, alkil, alkoxe, halo, haloalkil, haloalkoxe, hidroxialkil,
carboxe y c1ano,

R' y R' son seleccionados indpendientemente del grupo consistente de
hidrégeno, acetaimdo, haloacetamido, amidino, guanmidino, alkil, alkoxe,
hidroxe, amino, alkoxiamino, alkilamino, alkilsulfonamido,
amidosulfonsl, monoalkil, amdosulfoml, diallkal amdosulfoml,
hidroxialkil, aminoalkil, carboalkoxe, carboxe, carboxialkil,
amidocarbonil, halo, haloalkil y ciano,

R* y R™ son seleccionadas immdependientemente del grupo consistente de
hdrégeno, acetamido, haloacetamido, ammdino, guamdino, alkoxe,
hidroxe, ammno, alkoxiamino, alkilamino, alkiltio, amdosulfonil,
monoalkil amidosulfoml, dialkil amdosulfoml, alkil, halo, haloalkil,
haloalkoxe, hidroxialkil, carboalkoxe, carboxe, carboxamudo, ciano, y
Q’,

A es seleccionada del grupo consistente de un solo enlace covalente y
(CHR '*))ps (W) donde 1w es un mtegro seleccionado de 0 através de 1,
pa es un integro seleccionado desde O através de 3, y W es selecionado
desde el grupo consistente de (R’) NC(O) y NR),
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R’ es seleccionado desde el grupo consistente de hidrogeno, hidroxe y
alkul,

R" es seleccionado desde el grupo consistente de hidrégeno, halo, alkal,
y haloalkil,

R' es seleccionado desde el grupo consistente de hidrégeno, alkil, ciano,
haloalkil y halo,

R? es 2°-Q,

Z° es seleccionado desde el grupo consistente de un enlace tumico
covalente y CH,,

Q es seleccionado del grupo consistente de arl y heteroaril donde un
carbono adyacente al carbono en el punto de enlace es opcionalmente
sustitufdo por R?, el otro carbono adyacente al carbono en el punto de
enlace es opcionalmente sustituido por R", un carbono adyacente a R’ y
dos dtomos del carbono en ¢l punto de enlace es opcionalmente sustituido
por R", un carbono adyacente a R" y dos atomos de! carbono en el punto
de enlace es opcionalmente sustituido por R!!,
Y® es formula (IV)

av
donde D*’)D%)° y J° son independientemente seleccionados del grupo

consistente de C,N,O,S v un enlace covalente co las provisiones de que
no més de uno es un enlace covalente, K es C, no mas que uno de D°,
DS, )%, y J* es O, no mas de uno de D°, D%, Py F*es S, uno de D*, D%, J° y
J5 debe ser un enlace covalente cuando dos de D°, D%, ’y °son Oy S, y
no més de cuatro de D°, D% )’y J° son N,

R'S, R, R™® y R"Y son seleccionados independientemente del grupo
consistente de hidrégeno, amudino, guanidino, carboxe, haloalkiltio,
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alkoxe, lhdroxe, ammo, alkilamino, alkiltio, alkilsufimil, alkilsulfonil,
alkanoil, haoalkanoil, alkil, halo, haloalkil, haloalkoxe, hidroxialkil,
amnoallal, y ciano,

R'® y R es opcionalmente Q® con la provision de que no més de uno de
R'®y RY sea Q° al mismo tiempo y que Q" es Q™,

Q" es seleccionado del grupo consistente de NR*RY, Q™ donde Q™ es
hidrégeno, y C(NR25) NR23R24, con las provisiones de que no mds de
uno de R20 y R21 es hidroxe al mismo tiempo y que no més de uno de
R® y R es ludroxe al mismo trempo,

R¥ R¥ R® R* y R” son seleccionados independientemente del grupo
consistente de hidrégeno, alkil e hidroxe,

Q" es seleccionado del grupo consistente de un solo enlace covalente,

Cl{!s y CH1CH2

26 El compuesto como citado en ela Rervindicacién 25 o la sal
farmaceuticamente aceptable allf, donde

B es seleccionado del grupo consistente de ciclopropil, ciclobutil,
oxetan-3-1, azetdin-1-1, azetdin-2-1l, azetidin-3-11, tietan-3-il,
ciclopentil ciclohexil, norbornil, 7-oxabiciclo [2 2 1] heptan-2-1l, biciclo
[3 1 0] hexan-6-1l, cicloheptil,2-morfolinil,3-morfolimi, 4-morfolmil, 1-
piperazinil, 2-piperazinlil, 1-pipendinil, 2-pipendimil, 3-pipendimil, 4-
pipenidinil, 1-parrohdiml, 2-pirrohidimil, 3-pirrohdiml, 2-dioxaml, 4H-2-
praml, 4H-3piraml, 4H-4-pirarul, 4H-piran-4-uno-2-1, tetraludropiranii,
3-tetrahidropiraml,  4-tetralmdropiramil,  2-tetrahidroteml, y 3-
tetralndrotienil, donde cada anillo de carbono es optionalmente sustituido
con R¥, anillos de carbono y un adyacente de mtrégeno al dtomo de
carbono en el punto de enlace son opcionalmente sustituidos con R’ o
R", un anillo adyacente de carbono mitrégeno a la posicién de R’ y dos
dtomos del punto de enlace es opcionalmente sustituido con R'°, y un
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anillo adyacente de carbono o mitrégeno a la posicién R* y dos dtomo
desde el punto de enlace s opcionalmente sustituido con R,

R’ R', y R son seleccionados independientemente del grupo
consistente de hidrégeno, amidino, guamdino, carboxe, metil, etil, propil,
1sopropil, metoxe, etoxe, 1sopropoxe, propoxe, hidroxe, ammo, N-
metilamino, N,N-dimetilamino, N-etilamino, metiltio, etiltio,
1sopropiltio, trifluorometil, pentalfuoroetl, 2,2,2-tnfluoroetil, 2,2,3,3,3-
pentafluoropropil, tnfluorometoxe, 1,1,2,2,-tetrafluoroetoxe, fluoruro,
cloruro, bromo, metanesulfonamida, amidosulfoml, N-
mehlaminodosulfoml, N,N-dimetilamudosulfonil, hidroximeti, 1-
hidroxietsl, 2-hidroxietil, 2,2,2-tnfluoruro-1-hidroxiet:l, amidocarbonil,
N-metilamidocarbonil, N,N-dimetilamidocarbonil, y ciano,

RY y R"7 son seleccionados independientemente del grupo
consistente de hidrégeno, amidino, guamdimo, carboxe, carboximetil,
metil, et1l, propil,isopropil, metoxe, etoxe, 1sopropoxe, propoxe, hidroxe,
ammo, metoxiamino, etoxiamino, acetamido, tnfluoroacetammdo,
amuometil, 1-aminoets], 2-aminoet:l, N-metlammo, dimetilamino, N-
etilamino, metanesulfonamida, amudosulfoml, N-metalamidosulfonil,
N, N-dimetilamdosulfonl, hidroximetil, 1-hidroxietil, 2-mdroxietil, 2,2,2-
tnfluoruro-1-lidroxietil, metoxicarboml etoxicarbonil,amidocarbono, N-
metalamidocarboml, N,N-dimetilamidocarbonit, fluoruro, cloruro, bromo
yciano,

R* es seleccionado del grupo consistente de hidrégeno, amidino,
guamdino, carboxe, metoxe, etoxe, 1sopropoxe, propoxe, htdroxe, amino,
metoxiamino, etoxiamino, acetamido, trifluoroacetamido, N-metilamino,
dimetilamino, N-etilamino, metiltio, etiftio, 1sopropiltio, trifluorometil,
pentafluoroetil, 2,2, 2-trifluoroetil, 2,2,3,3,3-pentafluoropropil,
riflucrometoxe, 1,1,2,2,-tetrafluoroetoxe, fluoruro, cloruro, bromo,
amidosulfonl, N-metalamidosulfonil, N,N-dimetilamidosuifonil,
hidroxemetil, 1-lidroxietil, 2-hidroxietil, 2,2,2-tnfluoruro-1-hidroxietil,

&

”
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metoxicarbonil, etoxicarbonil, amidocarbonil, N-metalamidocarbonil,
N,N-dimetilamidocarbonil, ciano y Qb,

A es seleccioado del grupo consistente de un enlace unico
covalente, NH, N(CH;), N(OH), CH,, CH;CH, CF;CH,NHC(O),
N(CH,)C(0),C(O)NH,C(O)N(CH3), CH,CH,CH;CH,;CH=, CH;CHCHs,
y CF;CHCH,,

R' es seleccionado del grupo consistente de hidrégeno, metil, etil,
propil, tnfluorometsl, pentafluoruroetil, 2,2,2-tnfluoroetil, 2,2,3,3,3-
pentafluoropropil, fluoruro, cloruro y bromo,

Rles 7°-Q,

Z® es seleccionado del grupo consistente de un enlace umco
covalente y CH,

Q es selecionado del grupo consistente de fenil, 2-tienl, 3-tieml, 2-
funl, 3-funl, 2-pirrohl, 3-pirrolil, 2-1midazohl, 4-1midazohl, 3-pirazohit,
4-pirazohl, 2-tiazohl, 3-1soxazolil, 5-1soxazohl, 2-pindil, 3-pindil, 4-
pindil, 2-prrazml, 2-prmmdiml, 4-prmdml, S5-pimmadiml, 3-
pindaziml, 4-pmdazimil, y 1,3,5-tnazin-2-11, donde un adyacente de
carbono al cabono en el punto de enlace es opcionalmente sustituido por
R’, el otro carbono adyacente al carbono en el punto de enlace es
opcionalmente sustituido por R', un carbono adyacente 2 R’ y dos
dtomos del carbono en el punto de enlace es opcionalmente sustituido por
R', un carbono adyacente a R' y dos &tomos del carbono en el punto de
enlace es opcionalmente sustutuido por R, y cualquer carbono
adyacente a ambos R'® y R™? es opconalmente sustituido por R",

Y? es seleccionado del grupo consistente de

1-Q"4-Q*-2-R'-3-R" -5-R'* -6-R" bencina,

2-Q° -5-Q* -6-R'” 4-R" -2-R" pindina,

3-Q° -6-Q" -2-R'6 .5.R'® 4R pndina, 2-Q° 4-Q°

-3-R'® -6-R"® pirazina, 3-Q° -6-Q* -2-R'*-5-R"®

-4-R¥pindazina,

A
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2-Q°-5-Q*-6-R'7 4-R"* pinmidina, 5-Q° -2-Q*-3-R'¢

-6-R" pinmidina,

3-Q°-5-Q" 4-R'® -2-R" tiofene, 2-Q° -5-Q"-3-R'"-

4-R" tiofene

3-Q" -5-Q° 4-R'® -2R" furan, 2-Q°-5-Q" -3-R'6 4-

R furan,

3-Q° -5-Q* -4-R'® -2-R" pirrole, 2-Q° -5-Q° -3-R'S

-4-R" pirrole,

4-Q°-2-Q" -5-R" imdazole, 2-Q° 4-Q" -5-R!” imidazole,
3-Q-5-Q* 4-R"° 1s0xazole, 5-Q° -3-Q° 4- R'® 1soxazole,

2-Q°-5-Q"-4-R'° pirazole, 4-Q° -2-Q* -5-R" tiazole, y

2-Q° -5-Q* 4- R' tiazole,

R, R' , R"™® y R" son seleccionados independicntemente del
grupo consistente de hidrégeno, metil, etil, 1sopropil, propil, carboxe,
amidino,guamidino, metoxe, etoxe 1sopropoxe, propoxe, hidroxe, amino,
aminomettl , 1-aminoetil, 2-aminoeti], N-metilamino, dimetilamino, N-
etilamino, metiltio, etiitio, 1sopropiltio, tnflucrometltio, metilsulfiml,
etilsulfinil, metilsufonil, etilsulfoml, tnfluorometil, pentafluoroetil, 2,2,2-
tnfluoroets], 2,2,3,3,3-pentafluoropropil, tnfluorometoxe, 1,1,2,2-
tetrafluoroetoxe, fluoruro, cloruro, bromo, amudosulfoml, N-
metilamidosulfoml, N,N-dimetilamidosulfomil, hidroximets], 1-
hidroxiet1l, 2-hidrosietil, 2,2,2-tnfluoruro -1-hidroxietil y ciano,

R'® y R" son opcionalmente Q® con la provisién de que no mas de
uno de R y R es Q al mismo tiempo y que Q¥es Q*,

Q" es seleccionada del grupo consistente de Q™ donde Q™ es
hidrogeno y CINR*) NR* R# , con Ia provisién de que no més de uno
de R®y R# es hidroxe al mismo tiempo,

R®, R* y R” son seleccionados independientemente del grupo
consistente de hidrégeno, metil, etil, e lndroxe,
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Q" es seleccionado del grupo conmsistente de un solo enlace
covalente, CH; y CH;CH;

27 El compuesto como citado en la Rivindicacién 26 o una sal

farmaceuticamente aceptada alli, donde
B es seleccionado del grupo consistente de ciclopropil,

ciclobutil, ciclopentil, ciclohexil, cicloheptil, oxalan-2-11,2-(RC)-biciclo
[2 2 1] ~heptsl, 1-prrrolidml, 1-pipenidimil, 1,1-dioxotiolan-3-11, oxetan -
3-1l, azetidin-1-11, azetidin-2-1l, azetidin-3-11, 7-oxabiciclo [2 2 1]heptan-
2-1], biciclo [3 1 Jhexan-6-11, 2 morfoliml, 3-morfolinil, 4-morfolimil, 1-
piperazimil, 2-piperazinul, 1-pipendinil, 2-pripenidimil, 3-pipenidimil, 4-
piperidinil, 1-purrohidinil, 2-pirrohidimil, 3-pirrolidimil ,2-dioxamil, 4H-2-
piranil, 4H-3-piraml, 4H-4-piranil, 4H-piran-4-uno-2-1l, 4H-piran-4-uno-
341l, 2-tetrahudrofuraml, 3-tetrahidrofuramil, 2-tetraludrofuramil, 3-
tetramdropiramil,  4-tetraidropiranil,  2-tetrahidrobem! y  3-
tetrahidrotienil,
A es seleccionado del grupo consistente de un solo enlace covalente,
CH;, NHC(0O), CH;CH,, y CH.CH:CH,
R, es seleccionado del grupo consistente de huidr6geno, metil, etil, propil,
tnfluorometil, pentafluorometi, 2,2,2-tnfluoroetil, fluoruro, cloruro y
bromo,
RlesZ’-Q,
Z° es seleccionado del grupo consistente de un solo enlace covalente y
CH,,
Q es seleccionado del grupo consistente de S-amino-3-
amdocarbonilfeml, 5-amino-2-fluorofenil, 3-amino-5-hidroximetilfenil,
5-amino-3-metoxicarbomifenil, 3-amidinofeml, 3-amino-2-metilfenil, 5-
amino-2-metiltioferul, 3-aminofenil, benzil,3-carboxifemil, 3-carboxe-5-
ammofeml, 3-aminoferul, hdroxifeml, 3-carboximetil-5-aminofem), 3-
carboximetil-S-hidroxifeml,  3-carboximetilfens],  3-clorofeml, 2-
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clorofeml, 2,6-diclorofemil, 3-cianofeml, 3-dimetilaminofenil, 2-
fluorofeml, 3-fluorofeml, 2,5-difluorofeml, 2-hidroxifenil, 3-hidrox:feml,
3-metanesulfonilaminofenil, 2-metoxifenil, 3-metoxifeml, 3-
metoxiaminofeml, 2-metilffemi, 3-metilfeml, 4-metilfeml, femil, 3-
tnfluoroacetamidofenil, 3-tnfluorometilfem!, 2-tnfluorometilfensl, 5-
ammo-2-2tiemil, 5-ammo-3-tienil, 3-romo-2-tienil, 3-pindil, 4-pmnd, 2-
tieml y 3-tieml,

Y? es seleccionado del grupo conststente de

1-Q* 4-Q*-2-R'® -3-R"" -5-R'* -6-R"” benzeno,

2-Q" -5-Q" -6-R!7 -4-R" -2-R" pindina,

3-Q°-6-Q'-2-R!¢ -5-R"™® 4-R" pindina,

3-Q° -5-Q® -4-R'® -2-R" tiofeno, y 2-Q°-5-Q*-3-R'S

4-R" tiofeno,

R'® y R"Y son seleccionados independientemente del grupo
consistente de hidrégeno, amidino, amino, aminometl, metoxe,
metilamino, hidroxe, hidroximetil, fluoruro, cloruro y ciano,

R'%y R" son opcionalmente Q° con 1a provision de que no més de
uno de R'®yR" es Q" al mismo tiempo y que Q° es Q*,

R'7 y R son seleccionados independientemente del grupo
consistente de hidrégeno, fluoruro, cloruro, hidroxe, hidroximetil, amino,
caroxe, y c1ano,

Q" es seleccionado del grupo consistente de Q™ donde Q™ es
hidrégeno y CONR)NRR™,

R® , R y R? son seleccionados independientemente del grupo
que consiste de hidrégeno y metil,

Q*es CH,

28 El compuesto como citado en la Reivindicacién 25 con esta
férmula
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o una sal farmaceuticamente aceptable alli, donde,
B es seleccionado del grupo consistente de C3-C7 cicloalkil y C4-C6
heterocichl saturado, donde cada amlio e carbono es opcionalmente
sustituido con R®, un anillo de carbono diferente del amillo e carbono en
el punto de enlace de B a A es opcionalmente sustituido con oxo provisto
que no mis de un amllo de carbono es susttuido por oxo al mismo
tiempo, anillos adyacentes de carbono o mtrégeno al atomo de carbono
el punto de enlace son opcionalmente sustituidos con R’ o R', un
anllo amllo de carbono o mtrogeno adyacente a la posicion R® y dos
dtomos desde el punto de enlace es opcionalmente sutitmido on R', un
anillo de carbono o mtrogeno adyacente a la posicién del R" y dos &toos
desde ¢! punto de enlace es opcionalmente sustituido con R'2, un amllo
de carbono o nitrGgeno tres 4tomos desde el punto de enlace y adyacente
a la posici6n de R es opcionalmente susttufdo con R'', un amillo de
carbono o mitrégeno tres d&tomos desde el punto de enlace y adyacente a
1a posicién de R'Z es opcionalmente sustituido con R® Y un amilo de
carbono o nitrégeno cuatro itomos desde el punto de enlace y adyacente
a las posictones de R' y R" es opcionalmente sustituido con R*,
R®, R" y R son seleccionados mndependientemente del grupo consistente
de hidrégeno, ludroxe, amino, amidino, guanadino, alkilamino, alkiltio,
alkoxe, alkilsulfiml, alkilsulfonsl, amudosulfomi, monoalki,
amidosulfoml, alkil, halo, haloalkil, haloalkoxe, hidroxialkil, carboxe,
carboxamido, y ciano,
R y R son selecionados independientemente del grupo consistente de
hidrégeno, acetamido, halacetamido, amidno, guanidino, alkil, alkoxe,
aloxiamino, aminoalkil, hidroxe, ammo, alkilamino, alkilsulfonarmdo,
amidosulfomil, monoalkil amdosulfomil, dialkil amudosulfonil,
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hidroxialkil, aminoalkil, halo, haloalkil, carboalkil, carboxe, carboxialkil,
carboxiamido y ciano,

R y R* son selecionados independientemente del grupo consistente de
hidrégeno, amidino, guamdino, alkoxe, hidroxe, amino, alkoxiamino,
alkilamino, alkiltio, amudosulfonil, monoalkil, amidosulfonil, dialkil
amdosulfoil, alkil, halo, haloalkil, haloalkoxe, hidroxialkil, carboalkoxe,
carboxe, carboxamido y ciano,

R” es optionalmente Q°,

A es seleccionado del grupo consistente de un enlace unico covalente y
(CHR™)) pa (W")r donde 1T es un imtegral seleccionado del 0 através de
1, pa es un integral seleccionado de 0 através de 3, y W’ es NR"),

R’ es seleccionado del grupo consistente de hidrogeno y alkil,

R" es seleccionado del grupo consistente de hidrégeno, halo, alkil, y
haloalkil,

R' es seleccionado del grupo consistente de hidrégeno, ciano, haloalkil y
halo

Rles 2°Q,

2Z° es un enlace unico covalente,

Q es selecionado del grupo consistente de anl y heteroanl donde
un carbono adyacente al carbono en el punto de enlace es opcionalmente
sustituido por R®, el otro carbono adyacente al carbono en el punto de
enlace es opcionalmente sustutido por R, un carbono adyacente a R® y
dos &tomos del carbono en el punto de enlace es opcionalmente sustituido
por R'°, un carbono adyacente a R y dos 4tomos del carbono en el punto
de enlace es opcionalmente sustituido por R, y cualquier carbono
adyacente a ambos R!? y R' es opcionalmente sutituido por R,

R, R" y R" son seleccionados independientemente del grupo
consistente de hidrégeno, hdroxe, amino, amdino, guamdino,
alkilamino, alkiltio, alkoxe, alkilsulfiml, alkilsulfoml, amdosulfonil,
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monoalkilamidosulfoml, allal, halo, haloalkil, haloalkoxe, hidroxialkil,
carboxe, carboxamido y ciano,

R' y R" son seleccionados mdependientemente del grupo consistente de
hidrogeno, acetamido, haloacetamdo, amdino, guamidino, alkil, alkoxe,
alkoxiamino, aminoalkil, lmdroxe, amino, alkilamino, alkilsulfonamido,
amidosulfonil, monoalkil, amtdosulfoml, dialkil amidosulfoml,
hidroxialkil, aminoalkil, halo, haloalkil, carboa]koxe carboxe,

carboxiamido, carboxialkil, y ciano,
Y? es formula (IV) Rl 1

rl6- ’DK

ob

donde D’,D°J)° y J® son selecionados independientemente del grupo
consistente de CN O,S y un enlace covalente con las provisiones de que
no mas de uno es un enlace covalente, K* es C, no mas que uno de D’
D%, 7’y 1* es O, no mas de uno de D’ D° ), y S es S, uno de D*, D%, PP y
J% debe ser un enlace covalente cuando dos de D°, DS, Py ®son Oy S, y
no mas que cuatro de D, D‘,J"'y]‘sonN,
R, R, R y R” son selecionados independientemente del grupo
consistente de hidrégeno, amidno, guamdino, carboxe, haloalkiltio,
alkoxe,hidroxe, ammo, alkilamino, alkiltio, alkilsulfinil, alkilsulfonil,
alkanoil, haloalkanoil, alkil, halo, haloalkil, haloalkoxe, hdroxialkil,
aminoalkil y ciano,
R' y R" son opcionalmente Q° con la provision de que no més de uno de
R'® y R" es Q" al mismo tiempo y que Q®es Q™,
Q" es seleccionado del grupo consistente de NR°R?, Q™ donde Qbe es
hidrégeno, y C(NR”)NR”RM,

RPR¥RZR* y R” son seleccionados independientemente del
grupo consistente de hidrégeno y alkil,
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29  El compuesto como citado en la Rervindicacién 28 o la sal
farmaceuticamente aceptada alli, donde

B es selecionado del grupo consistente de ciclopropil, ciclobutil,
ciclopentil, ciclohexil, cicloheptil, oxalan-2-11,2(2R)-biciclof2 2 1}-
heptil, 1,1-dioxoti0lan-3-11, 0xetan-3-11,azetidin-1-1l, azetidin-2-11,azetidin-
3-11,biciclo[3 1 O]hexan-6-11,2-morfolimt,3-morfolimil,4-morfolinil, 1-
piperaziml,2-piperazanil, 1 -pipenidinil, 2-pipenidiml, 3-pipenduml 4-
pipendinil, 1-purrolidimil, 2-pirrolidinil, 3-purolidinil, 2 -dioxaml, 2-
tetrahidrofuranil, 3-tetrahidrofuraml, 2 -tetrahidropiramil,
3-tetraludroprranil,  4-tetraludropiranil, 2-tetraludrotieml, y 3-
tetrahidrotienil, donde cada anillo de carbono es sustituido opcionalmente
con R¥, los anillos de carbono y un adyacente de nitrégeno al stomo del
carbono en el punto de unién son opcionalmente sustituidos con R’ y R,
un amillo de carbono o adyacente de mtrogeno a la posicién de R’ y dos
4tomos desde el punto de unicén son opcionalmente sustituidos con R',
y un anillo de carbono o stomo adyacente de mtrégeno a la posiciéon RP
y dos 4tomos desde el punto de umén es opcionalmente sustituido con
R,
R, R" y R son seleccionados imndependientemente del grupo
consistente de hidrégeno, metil, etil, metoxe,etoxe,udroxe,amino,N-
metilammo, N,N-dimetilamino, metiltio, trnfluorometil, pentafluoroetil,
2,2 2-tniflucroetil, fluoruro, cloruro,bromo,amidosulfonii,N-
metilaminosulfonil N,N-dimetilamidosulfoml, mdroximetil, 1-
hudroxset1l amidocarboml, N-metalamidocarbonil,carboxe y ¢iano,
R!° y R'? son seleccionados independientemente del grupo consistente de
udrégeno, amidino, amidocarbonil, N-
metilamdocarboml,guamdino,metil, etil, metoxe, etoxe, hidroxe, hidroximet
1l,1-ldroxieti,2- hidroxtetil, carboxe, carboximehll, amino, acetamino,

Q" es CH,
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tnfluorometil, pentafluoroetil, 2,2,2-tnfluorcettl, trifluoroacetamido,
ammometll, N-metilammo, dmmetilamino, amdosulfomil, N-
metilamdosulfoml, N,N-dimetilamudosuifoml,metoxicarbonil, fluoruro,
cloruro, bromo y ciano,
R® es seleccionado del grupo consistente de hidrégeno, amudino,
guamdino, metil, etil, metoxe, etoxe, hidroxe, carboxe, ammo, N-
metiiamino, dimetilamino, metiltio, etiltio, tnfluorometil, pentafluoroetil,
2,2 2-trifluoroetll, fluoruro, cloruro, bromo, amidosulfoml, N-
metilamidosulfom], hidroximetil, anudocarbonil, ciano y Q°,
A es seleccionado del grupo consistente de un enlace Gnico covalente,
NH, N(CHs), CH,,CH;CH,CH;CH,, y CH,CH,CHj,
R! es seleccionado del grupo consistente de hidrégeno, tnfluorometil,
pentalfuoroetil, fluoruro y cloruro,
R? es seleccionado del grupo consistente de feml, 2-tienl, 2-funl, 2-
prrolil, 2-1midazolil, 2-tiazoll, 3-1soxazhl, 2-pindil, y 3-pindil, donde el
carbono adyacente al carbono en el punto de umdn es opcionalmente
sustituido por R®, el otro carbono adyacente al carbono en el punto de
umoén es opcionalmente sustituido por R, un carbono adyacente a R’ y
dos dtomos del carbono en el punto de umoén es opcionalmente susttuido
por R'®, un carbono adyacente a R!? y dos dtomos del carbono en el punto
de umoén es opcionalmente sustituido por R'2, y cualquier carbono
adyacente a ambos R'® y R'? es opcionalmente sustitwido por R,
Y® es seleccionado del grupo consistente de

1-Q° 4-Q* -2-R'¢ -3-R'" -5-R'® -6-R"° benzeno,

2-Q" -5-Q* 6-R'7 4-R'® -2-RY pindino, 2-Q° -5-Q* -3-

R'¢ 4-R" tofeno,

3-Q° -6-Q" -2-R*¢ -5-R!* 4-R" pindino, 3-Q° -5-Q°4-

R!6 -2-R" tiofeno,



3-Q° -3-Q* 4-R" -2-R" furan, 2-Q® -5-Q" -3-R'¢ 4-R"

furan,

3-Q° -5-Q* 4-R'S -2-R" pirrole, 2-Q° -5-Q* -3-R® -4-R"?

prrrole,

4-Q° -2-Q* -5-R" tiazole, 2-Q° -5-Q" 4-R'” tiazole,

R, R!7 Ry R son seleccionados independientemente del
grupo consistente de hidrogeno, metil, etil, amdino, guanidino, metoxe,
hidroxe, amino, aminometil, 1-aminoetil, 2-aminoetil, N-metalamino,
dimetilammno, metiltio, etilio, trifluvorometitto, metilsufinil,
metisulfonii, tnfluorometil, pentalfluoroetil, 2,2,2-tnfluoroetil,
trifluorometoxe, fluoruro, cloruro, amidosulfonil, N-metilamdosulfonil,
hidroxemetil, carboxe y ciano

Q" es seleccionado del grupo consistente de NR*R? y
C(NR¥*)NR¥R*, con Ia provision de que dicho grupo Q° sea umdo
directamente al &tomo de carbono,

R®R¥ RBR¥ y R® son seleccionados independientemente del
grupo consistente de hidrogeno, metil y etil,

Qs es CH;

30 El compuesto citado de la Reiwvindicacién 29 o la sal
farmaceuticamente aceptada alli, donde,
B es seleccionado del grupo consistente de ciclopropil, ciclobuti,
ciclopentil, ciclohexil, oxalan -2-11,2- (2R)-biciclo [2 2 1]-heptal, 1,1-
dioxotiolan-3-1l,0xetan-3-1l,azetidin-1-11, azetidin-3-11,1-pirrohdinil y 1-
pipendinil,
A es seleccionado del grupo consistente de un enlace unico covalente,
CH, NHC(0),CH,CH; y CH,CH,CH;,
R; es seleccionado del grupo consistente de hidrégeno,

tnfluorometil, fluoruro y cloruro,
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R; es seleccionado del grupo consistente de 3-aminofemil, 2.6-
diclorofeml, 2-hidroxifenil, 5-amino-2-tieml y 3-tieml,
Y\ es seleccionado del grupo consistente de
1-Q" 4-Q" -2-R" -3-R"7 -5-R"* -6-R" benzeno,
3-Q° -5-Q" -4-R'® -2-R" tofeno, y 2-Q° -5-Q' -3-R" 4-R"
tiofeno,
R'® y R" son seleccionados independientemente del grupo consistente
de hidrégeno, amidino, amino, ammomet:l, metoxe, metilamino, hidroxe,
hidroximetil, fluoruro, cloruro y ciano,
R'® y R" son opcionalmente Q® con la provisién de que no mas de uno de
Ry R" es Q° al mismo tiempo y que Q" es Q%,
R'7 y R'® son seleccionados inependientemente del grupo consistente de
hidrégeno, fluoruro, cloruro, hdroxe, hidroximetil, amino, carboxe, y
©1ano,
Q" es seleccionado del grupo consistente de Q™ donde Q™ es hidrégeno y
CNR®)NR® R¥,
RZ, R* y R® son seleccionados independientemente del grupo
consistente de hidrégeno y metul,
Q'es CH;

31 El compuesto citado en la Reivindicacién 30 o una sal
farmaceuticamente aceptable alli, donde
B es seleccionado del grupo consistente de ciclopropil, ciclobutil,
ciclopentil, ciclohexil, oxalan-2-l, 2-(2R)-biciclo[2 2 1]-heptil,1,1-
dioxotiolan-3-1], oxetan-3-1l,azetidin-1-1l,azetidin-2-11, azetrdin-3-1l y 1-
pipendiml,
A es seleccionado del grupo consistente de un solo enlace covalente,
CH;, CH.CH; y CH,CH,CH,,
R! es seleccionado del grupo consistente de hidrégeno y cloruro,
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R? es seleccionado del grupo consstente de 3-amnofeni, 2,5-
diclorofenil, 2-ldroxihenl, fenil,5-amino-2-tienil, y 3-tieml,

Y® es seleccionado del grupo consistente de 5-amidino-2-tienilmeti], 4-
amidinobencil,2-fluoro4-ami:dinobencil, y 3-fluoro-4-amidinobencil

32 Un compuesto como el citado en la Reivindicacién 25 donde
dicho compuesto es seleccionado del grupo que tiene la Férmula

N
N "\/ﬂ\ﬁ/""
o una sal farmaceuticamente aceptab?e alli, donde
R? es 3-ammofenil, B es ciclopropil, A es elace unico, Y° es 4-
amidinobencil, y R! es cloruro,
R? es 3-aminofenil, B es ciclobutil, A es enlace umico, Y° es 4-amidimno-2-
fluorobencil, y R es cloruro,
R? es 3-aminofenil, B es ciclobutil, A es enlace unico, Y° es 4-
amidinobencil, y R es cloruro,
R? es 3-aminofenil, B es ciclopropil, A es enlace unico, Y’ es 4-amidmo-
2-fluorobencil, y R’ es cloruro,
R? es 3-ammofeml, B es ciclobutil, A es enlace unico, Y° es 4-
amidinobencil, y R es hudrégeno,
R? es 3-amimofenil, B es ciclobutil, A es enlace unico, Y° es 4-amidino-3-
flucrobencil, y R' es cloruro,
R? es 3-ammofeml, B es ciclopenti, A es enlace umco, Y’ es 4-
amidinobencil, y R’ es cloruro,
R? es 5-amino-2-tienil, B es ciclobutil, A es enlace unico,
Y® es 4-amidiobencil, y R es cloruro,
R? es 3-aminofenil, B es ciclopropil, A es CH,, Y° es 4-amidinobencil, y
R! es cloruro,
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R? es 3-amunofenil, B es 2-(2R) brciclo [2 2 1]-heptil, A es enlace unic
Y® es 4-amudinobencil, y R' es cloruro,

R? es 3-amunofenil, B es ciclopentil, A es enlace unico, Y° es 4-amidino-
2-fluorobencil, y R es cloruro,

R? es 3-ammofenil, B es ciclohexil, A es CH;CHa, Y° es 4-amidinobencil,
y R! es hidrégeno,

R? es 3-aminofenil, B es oxalan-2-1], A es CHa, Y° es 4-amidinobencil, y
R! es cloruro,

R? es fenil, B es 1-prrrolidinil, A es CH;CH, Y° es 4-amudinobencil, y R
es cloruro,

R? es 3-ammofeml, B es l-pipendiml, A es CH,CH;, Y’ es 4-
amidinobencil, y R' es cloruro,

R? es 3-ammofenil, B es 1,1-dioxotiolan-3-11, A es enlace unico, Y° es 4-
amidinobencil, y R! es cloruro,

R? es 2-ldroxifeml, B es ciclobutil, A es enlace dmico, Y’ es 4-
armdinobencil, y R' es cloruro,

R? es 3-amunofeml, B es 1-prrolidimil, A es CH,CH,CH,,

Y? es 4-amidinobencil, y R' es cloruro,

R? es feml, B es ciclobutil, A es enlace timico, Y° es 4-amidmobencil, y
R! es cloruro,

R? es 3-tienil, B es ciclobutil, A es enlace unico, Y° es 4-amidmobencil y
R! es hudrégeno,

R? es 2,6-ciclorofenil, B es ciclobutil, A es enlace umco, Y° es 4-

amidinobencil, y R’ es cloruro,

33 El compuesto con la Férmula

4
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o una sal farmaceuticamente aceptable alli, donde

B es seleccionado del grupo consistente de anl y heteroanl donde un
carbono adyacenteal carbono en el punto de unién es opcionalmente
sustituido por R%, el otro carbono adyacente al carbono en el punto de
unién es opcionalmente sustituido por R*, un carbono adyacente a R y
dos itomos desde el carbono en el punto e umén es opcionalmente
sustituido por R, un carbono adyacente a R* y dos 4tomos desde el
carbono en el punto e umoén es opcionalmente sustituido por R¥, y
cualquier carbono adyacnte a ambos R* y R* es sustituido por R,
R2R® R* R* y R* son seleccionados independientemente del grupo
consistente de hidrégeno, acetamido, haloacetamido amidino, guanidino,
alkilenedioxe, haloalkiitio, alkanoiloxe, alkoxe, mdroxe, amino,
alkoxiamino, haloalkanoil, mitro, alkilamino, alkiltio, aril, aralkil,
cicloalkal, cicloalkilalkil, hetenanil, heterocichl, alkilsulfonamido,
amidosulfonil, monoalkil, amidosuifonil, dialkil
amidosulfoml,alkil alkenil, halo, haloalkil, haloalkenil,
haloalkoxe jidroxsalkil, alkilamimno, carboalkoxe, carboxe, carboxamido,
ciano y Q",

B es opcionalmente seleccionado del grupo consistente de hidrégeno,
tralkilsalil, C2-C8 alkil, C3-C8 alkileml, C3-C8 alkenil, C3-C8 alkimil, y
C2-C8 haloalkil, donde cada miembro del grupo B es opcionalmene
sustitufdo p(;r cualquier carbono hasta e incluyendo 6 atomos desde el
punto de unuion de B a A con uno o méis del grupo consistente de
R%R®R*R® y R®

B es opcionalmente seleccionado del grupo consistente de C3-C12
cicloalkil y C4-C9 heterociclil saturado, donde cada amllo de carbono es
opcionalmente sustituido con R*, un amillo de carbono diferente al amillo
de carbono en el punto de umén de B a A es opcionalmente sustituido
con oxo porvisto que no més de un anillo de carbono es sustituido por
oxo al mismo tiempo , el amllo de carbono y el adyacente de nitrégeno al
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dtomo de carbono en el punto de umoén son opcionalmente sustituido
con R’y R", un anillo de carbono o adyacente de mitrégeno a la posicién
de R’ y dos 4tomos desde el punto de uni6n es opcionalmente sustrtuido
con R, un anillo de carbono o adyacente de mtrégeno a la posicién R
y dos 4tomos desde el punto de unién es opcionalmente sustituido con
R, un anillo de carbono o tres atomos de mtrégeno desde el punto de
umén y adyacente a la posicion de R!° es opcionalmente sustituido con
R, un amllo de carbono o tres 4tomos de nitrégeno desde el punto de
umén y adyacente a Ia posicién de R'? es opcionalmente sustituido con
R*, y un amllo de carbono o cuatro 4tomos de mitrogeno desde el punto
de unién y adyacente a las posiciones de R!' y R" es opcionalmente
sustituido con R*,
R, R R!" Ry R" son seleccionados mndependientemente del grupo
consistente de hidrdgeno, acetarmdo, haloacetamido, alkoxiamino,
alkanoil, haloalkanoil, amdino, guamdino, alkilenedioxe, haloalkiltio,
alkoxe, hidroxe, ammo, alkilamino, alkiltio, alkilsufimil, alkilsulfamido,
alkilsulfoml, amdosulfoml, monoalkil, amdosulfoml, d:alkil
amidosulfonil, alkil, halo haloalkil, haloalkoxe, hdroxialkil, aminoalkal,
carboalkoxe, carboxe, carboxialkil, carboxamido y ciano,
A es seleccionado del grupo consistente de un solo enlace y (CHR'®))pe-
(W), donde 1r es un mtegral seleccionado de O através de 1, pa es un
integral seleccionado de 0 através de 3, y W’ es seleccionado del grupo
consistente de 0,S C(0), (R7) NC(0),(R")NC(S) y NR"),
R es selecionado del grupo consistente de lidrégeno, hidroxe y alkil,
R" es seleccionado del grpo consistente de hidrégeno, hidroxe, halo,
alkil y haloalkil,
R! es seleccionado del grupo consistente de hudrégeno, alkil, ciano, halo,
haloalkil, haloalkoxe, amino, amnoalkil, alkilamimno, amidino, hidroxe,

hidroxiamino, alkoxe, hisroxialkil, alkoxaamno, tiol y alkitio,

R?es 2°-Q,



2° es seleccionado del grupo consistente de un solo enlace y (CR* R*®) ¢
donde q es un integral seleccionado de 1 através de 2, (CH(R")),-W'-
(CH(R*)), donde g y p son mtegrales independientemente seleccionados
de 0 através de 3 y W es seleccionado del grupo consistente de O,S y
NRY), y (CHR")). -W? {CHR")) donde ¢ y h son mtegrales
independientemente seleccionados de 0 através de 1 y W2 es
seleccionado del grupo consistente de CR® =CR%, 1,2-ciclopropil, 1,2-
ciclobutil, 1,2-ciclohexil, 1 3-ciclohexil, 1,2-ciclopentit, 1,3-ciclopentil,
2,3-morfoliml, 24-morfolmil, 2,6-morfolhml, 3.4-morfolnil, 3,5-
morfoliml, 12-piperazmil, 1,3-pperazimil, 23-piperaziml, 2,6-
piperazimil, 1,2-pipendiml, 1,3-pipendinl, 2,3-pipendiml, 2,4-piperidmal,
2,6-pipendimil, 3,4-pipendimil, 1.2-pirohidmil, 1,3-purolidinil, 2,3-
pirrohdmil, 24-pirohdmil, 2,5-pirrohdmml, 3, 4-pirohidml, 2,3-
tetrahidrofuramil, 2,4-tetralidrofuramil, 2,5-tetraludrofuraml, y 3.4-
tetrahidrofuramil, con la provisién que Z° esté directamente umdo al amtllo
pirazinone,

R*' y R* son seleccioandos mdependientemente del grupo consistente de
hidrégeno, hidroxe y amino, .

Q es seleccionado del grupo consistente de hidrégeno con la provision
que Z° es diferente al enlace umco covalente, anl y heteroanl, donde un
carbono adyacente al carbono en el punto de umén es opcionalmente
sustituido por R’, el otro carbono adyacene al carbono en el punto de
unién es opcronalmente sustrtuido por R'3, un carbono adyacente a R’ y
dos &tomos del carbono en el punto de unién es opcionalmente sustituido
por R'®, un carbono adyacente a R™ y dos atomos del carbno en el punto
de umién es opcionalmente sustituldo por R, y cualquier carbono
adyacente a ambos R'? y R'? es opcionalmente sustitufdo por R,

K es CHR" donde R* es seleccionado del grupo consistente de
hidrégeno, ludroxiatkil, alkil, alkoxialkil, alkiltioalkal, y haloalkal,
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E’ es seleccionado del grupo consistente de un solo enlace covalente,
C(O)N(H),(H)NC(0),R"INS(O),, y S(O):NR),

Y es Q"-Q,

Q® es (CR*” R™), donde b es un integral seleccionado de 1 através de 4,
R?" es seleccionado del grupo consistente de hidrégeno, alkil, y haloalkil,
y R® es seleccionado del grupo conmsistente de drégeno, alkil, y
haloalkil, y R* es seleccionado del grupo consistente de udrégeno, alkal,
haloalkil, aroil, y heteroaroil, con las provisiones que hay al menos un
aroil o heteroaroil sustituto, que no més de un aroil o heteroaroil estd
umdo a (CR* R*®), al mismo tiempo , que dicho aroil y dicho heteroaroil
son opcionalmente sustituidos de uno através de tres de los amllos de
carbono con un sustituto seleccionado del grupo consistente de
R'*R" R"™yR", que dicho aroil y dicho heteriaroil estédn unidos al CR*
R* que estd directamente umdo a E°, que no es mds que un alkil o un
haloatial umdo a CRR* al mismo tiempo, y dicho alkil y haloalkil estin
unidos al carbono diferente a aquél uniendo el aroil o heteroaroil,

R'® RY R'™ y R estin sleccionados independientemente del grupo
consistente de hidrégeno, amudino, guamdino, carboxe, haloalkitio,
alkoxe, hiroxe, amno, alkoxiamino, alkilamino, alkiltio, allkalsufinil,
alkilsulfom, alkanoil, haloalkanoil, alkil, halo, haloalkil, haloalkoxe,
hidroxaatial, ammoalkil, y ci1ano,

R'® y R" son opcionalmente Q® con la provisién que no méas de uno de
Ry R" es Q" al mismo tiempo y que Q®es Q%,

Q" es seleccionado del grupo consistente de NR2’R?',Q™ donde Qbe es
hidrégeno, NR™)CONR®)NR®)R™) y CNR*)NR®R™, con las
provisiones de que no m#s de uno de R® y R¥ es hudroxe, ammo,
alkilamino o dialkilamino al mismo tiempo y que no mis de uno de R¥®y

R* es hidroxe, amino, alkalamino o dialkilamino al mismo tiempo,
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R® RY R® R¥ R* y R™ son seleccionados mdependientemente del
grupo consistente de hidrégeno, alkil, hidroxe, ammo, alkilammno y
dalkalamino

34 El compuesto como citado en la Rervindicacién 33 con la férmula
1

12
B/’"\H \/H\H/YA '
0

o la sal farmaceuticamente aceptable alli, donde

B es seleccionado del grupo consistente de fenil, 2-tieml, 3-tieml, 2-funl,
3-funl, 2-purolil, 3-puroll, 2-1midazolil, 4-1mmdazoll, 3-pirazolil, 4-
pirazohl, 2-tiazoll, 3-1soxazoll, y 5-1s0xazohl, donde un carbono
adyacente al carbono en el punto de umén es opcionalmente sustituido
por R®, el otro carbono adyacente al carbono en el punto de umén es
opcionalmente sustituido por R*, un carbono adyacente a R* y dos
étomos del carbono en el punto de umién es opcionalmente sustituido por
R*, un carbono adyacente a R* y dos atomos del carbono en el punto de
umén es opcionalmente sustituido por R¥, y cualqueer carbono adyacente
a ambos R* y R* es opcionalmente sustituido por R*,

RZ R¥® R¥ R y R son seleccionados mdependientemente del grupo
consistente de hidrégeno, amidino, guamdino, metil, etil, metoxe, etoxe,
hidroxe, amuno, N-metilammmo, dimetlamino, metiltio, etiltio,
tnfluoromet1l, pentafluoroetl, 2,2,2-trifluoroetsl, fluoruro, cloruro,
bromo, amidosulfonl, N-metilamidosulfonil, hdroximetil,
amudocarbonil, carboxe, ciano y Q°,

B es opcionalmente seleccionado del grupo consistente de hidrégeno,
ctl, 2-propenil, 2-propiml, propil, 1soporpil, butil2-butemi, 2-butiml,
sec-butil, tert-butil, 1sobut:l, 2-metilpropeml, l-pentil, 2-penteml, 3-
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pentenil, 2-pentinil, 3-pentinil, 2-pentil, 3-pentil, 2-metilbutil, 2-metil-2-
butenil, 3-metilbutil, 3-metil-2-butenil, 1-hexil, 2-hexeml, 3-hexenil, 4~
hexenil, 2-hexmul, 3-heximl, 4-hexmnil, 2-hexil, 1metl-2-pentenl, 1-
metil-3-pentensl,1-metil-2-penteml, 1-metil-3-pentimil, 3-hexil, 1-etil-2-
buteml, 1-heptil, 2-hepteml, 3-beptenil, 4-hepteml, 5-heptenil, 2-heptiml
3-heptinil, 4-heptinil, 5-heptimil, 2-heptil, 10metil-2-hexenil, 1-met1l-3-
hexenil, 1-metil-4-hexeml, 1-metil-2-heximl, 1-metil-3-heximl, 1-metil-
4-hexmil, 3-heptil, 1-etl-2-penteml, 1-et1l-3-pententl, 1-et1l-2-pentimil, 1-
etil-3-pentimil, 2,2,2-trifluoroetil, 2,2-difluoropropil, 4-triflucrometsl -
5,5,5-triflucropentil, 4-tnfluorometilpentil, 5,5,6,6,6-pentafluorohexil, y
3,3,-trifluoropropil, donde cada miembro del grupo B es opcionalmente
sustituido a cualquer carbono hasta e incluyendo 5 atomos desde el
punto de umén de B a A con uno o mas del grupo consistente de R%, R®,
R* R¥ yR%,

B es opcionalmente seleccionado del grupo consistente de ciclopropil,
ciclobutil, ciclopentil, ciclohexil, cicloheptil, oxalan-2-yl, 2-(2R)-biciclo
[2 2 1]-heptul, 1,1-d10xot10lan-3-11, oxetan-3-1l, azetidin-1-1l,azetsdin-2-1l,
azetidin-3-1l, biciclo[3 1 0] hexan-6-1, 2-morfoliml, 3-morfolmil, 4-
morfolinil, 1-piperazimil, 2-piperazimil, 1-pipendimil, 2-pipendiml, 3-
piperidim), 4-pipendwmil, 1-pirohdmil, 2-pirohdimil, 3-pirrohdiml, 2-
dioxanil, 2-tetralidrofuramil, 3-tetralidrofuranil, 2-tetrahudropiranil, 3-
tetrahidropiramil,  4-tetrahidropwraml,  2-tetrahidrottem), y  3-
tetrahidrotienil, donde cada anillo de carbono es pcionalmente sustituido
con R¥, los anillos de carbono y un adyacente de mtrégeno al dtomo de
carbono en el punto de enlace son opcionalmente sustituidos con R’ o
R" un amllo de carbono o adyacente de mtrogeno a la posicién R’y dos
dtomos desde el punto de unién es opcionalmente sustituido con RY yun
amllo de carbono o adyacente de mtrégeno a la posicién de R” y dos
&tomos desde el punto de unién es opcionalmente sustituido con R2,
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R’, R" y RP son seleccionados mdependientemente del grupo
consistente de hidrégeno, metil, etil, metoxe, etoxe, idroxe ammo, N-
metilamino,N,N-dimetilamino, metiltio, trifluorometil, pentafluorcetil,
2,2 -trifluoroetil, fluoruro, cloruro, bromo, amdosulfoml, N-
metalamidisulfoml, N-N-dimetilamidosulfonil, hidroximetl, 1-
hidroxietil, amidocarboml, N-metilamidocarbonil, carboxe y ciano,
Ry R" son seleccionados independientemente del grupo consistente de
hidrégeno, amidino, armdocarbonil, N-metalamidocarbomi, guamdimo,
metil, etll, metoxe, etoxe, hidroxe, hidroximetl, 1-hidroxietl, 2-
hidroxietil, carboxe, carboximetil, amino, acetamindo, trifluorometil,
pentafluoroetsl, 2,2.2-tnfluoroetil, trifluoroacetamido, aminometil, N-
metilamino, dimetilamino, amidosulfonil, N-metilamidosulfomi, N,N-
dimetilamidosulfomi, metoxicarboml, fluoruro, cloruro, bromo y ciano,
A es seleccionado del grupo consistente de un solo enlace covalente,
NH, N(CH,),CH,,CH,CH, CH,CH,, y CH,CH,CH,
R! es seleccionado del grupo consistente de feml, 2-tiemil, 2-funl, 2-
pirrolil, 2-1midazolil, 2-hazohl, 3-1soxazolil, 2-pindil y 3-pmndil, donde
un carbono adyacente al carbono en el punto de umén es opcionalmente
sustrtuido por R’, el otro carbono adyacente al carbono en el punto de
umién es opcionalmente sustituido por R, un carbono adyacente a R’ y
dos 4tomos del carbono en el punto de unién es opcionalmente sustituido
por R'°, un carbono adyacente a R" y dos 4tomos del carbono en el punto
de umén es opcionalmente sushtuido por R', y cualquier carbono a
ambos R'® y R'? es opcionalmente sustituido por R",
YA es Q°-Q',
Q’ es seleccionado del grupo consistente de

C[R” (benzo)[(CR™ R*)),

C[R¥(2-pindilcarbonil])]XCR* R*)],

C[RY (3-pindilcarboml])J(CRY R*%),]

C[R?’ (4-pindilcarbonil])}(CR¥'R*),]



C[R* (2-tiensicarboml])J(CR* R**)]

C[R”" (3-tierulcarbonil])|(CRY R**)],

C[R* (2-tiazohlcarbomiI])}(CR Ry,

C[R¥ (4-tzazohlcarboml])}(CRY R®),], y

CIR” (5-tazohlcarbomlI])[(CR™ R™),], donde b es un mtegral
seleccionado del grupo consistente de hidrogeno, alkil, y haloalkil, con
las prowvisiones que dicho aroil, y dicho heteroaroil son opcionalmente
sustituidos de uno através de tres de los amllos de carbono con un
sustituo seleccionado del grupo conmistente de R'S, R, R"™ y R con Ia
provision que R" y R'® son opcionalmente sustituidos de un carbono
seleccionado de otro diferente a los carbonos meta y para relativos al
carbonil del benzoil sustituto y el heteroaroil sustituto, que dicho benzoil
y dicho heteroaroil estin unidos directamente al carbono directamente
enlazado al nitr6geno amido del grupo 1-(amidocarbonimetileno), y esto
es o mas de un atkil o u haloalkil unido a CR*” R* al mismo tiempo,
R'S, R R y R” son seleccionados independientemente del grupo
consistente de hidrégeno, meti, etil, amidino, guamdino, metoxe,
ndroxe, amimo, amimometl, l-aminoetil, 2-amnoeti, N-metilamimno,
dimetilammo, metilio, etltio, tnfluorometlitto, metilsulfiml,
metilsulfoml, tnfluorometil, pentafluoroetil, 2,2,2-tnfluoroetil,
tnfluorometoxe, fluoruro, cloruro, amdosulfonil, N-metilamidosulfonil,
hidroximetil, carboxe y ciano,
Q" es seleccionado del grupo consistente de NR*?R* y C(NR¥*)NR¥R?,
con la provision que dicho grupo Q" esté ligado directamente al dtomo de
carbono,
R® R¥ R, R* y R? son seleccionados mdependientemente del grupo
consistente de ludrégeno, metl, y etil

35 El compuesto citado en la Reivindicacién 34 o una sal
farmaceuticamente aceptable alli, donde
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B es seleccionado del grupo consistente de 2-amnofenmil, 3
aminofeml, 3-amidinofeml, 4-amidinofeml, 3-carboxifeml, 3-carboxe-5-
hdroxifenil, 3-clorofenil, 4-clorofenil, 3,4-diclorofenil, 2-fluorofeml, 3-
fluorofeml, 3,4-difluorofeml, 3-hidroxsfeml, 4-lidroxifeml, 3-
metoxiammnofenil, 3-metoxifeml, 4-metoxifeml, 3-metilfeml, 4-
metilfen1], feml, 3-tnfluorometilfenil, 2-tmdazoil, 2-pindil, 3-pindil, 5-
cloro-3-tnfluorometil, 2-pindil, 4-pindil, 2-tteml, 3-tieml, y 3-
tnfluorometil-2-parichl,

B es opcionalmente seleccionado del grupo consistente de
hidrégeno, etil, 2-propenil, 2-propinil, propil, isopropil, butil, (R)-2-
butil,(S) -2-butil, tert-butil, 1sobutal, 1-pentil, 3-pentil, 2-metiibutid, 2,2,2-
triflucroeti], 6-amidocarbonilhexit 4- metil-2-pentil, 3-hidroxiporpil, 3-
metoxe-2-propil, 2-metoxeietil, 2-metil-2-butil, 3-metil-2-butil, 2-
dimetilammopropil, 2-cianoetil, 6-hidroxihexal, 2-hadroxietl, 2-
amidinoeti], 2-guamdmoets], 3-guamdinopropil, 4-guamdmobutil, 3-
hidroxipropil, 4-hidroxibutil, 6-cianohexil, 2-dimetilaminoetll, 3-
metidbutil, 2-metlbutil, (S)-2-metilbutil, 3-ammopropil, 2-hexil y 4-
aminobutil,

B es seleccionado opcionalmente del grupo consistente de
ciclopropil, ciclobutil, ciclopentil, ciclohexil, oxalan-211, 2-(2R)-biciclo
[2 2 1}- heptil, 1,1-dioxoti0lan-3-11, oxetan-3-1l, azetidin-1-1l, azetidm-2-
1, azetidin-3-1], 1-purolidimil y 1-pipenndimil,

A es seleccionado del grupo comsistente de un solo enlace
covalente , CH,, CHyCH, CH,CH; y CH,CH,CH,

R' es seleccionado del grupo consistente de hidrégeno, metl, etil,
propil, tnfluorometil, pentafluoroetil, 2,2,2-tnifluoroetil, fluoruro, cloruro
y bromo,

R? es seleccionado del grupo consistente de S-amino-3-
amidocarbonilfenil, 5-amimno-2-2fuorofenil, 3-amino-5-hidroximetilfenil,
5-ammo-3-metoxicarbomifenii, 3-amidinofenl, 3-amino-2-metilfenil, 5-

\‘jb\
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amino-2-metiltiofenil, 3-aminofenil, benzil, 3-carbonoxifenil, 5-
aminofenil, 3-carboxe-5-hidroxifenil-3-carboximetil, -5-aminofenil, 3-
carboximetil-S-hidroxifenil,  3-carboximetilfenil,  3-clorofenil, 2-
clorofenil, 2,6-diclorofenil, 3-cianofenil, 3-dimetilaminofenil, 2-
fluorufenil, 3-fluorofenil, 2,5 difluorofenil, 2-hidroxifenil, 3-hidroxifenil,
3-metoxiaminofenil, 3-metoxiacarbonilfenil, 2-metilaminofenil, 3-
metilaminofenil, 2-metilfenil, 3-metilfenil, 4-metilfenil, fenil, 3-
trifluoroacetamidofenil, 3-trifluorometilfenil, 2-trifluorometilfenil, S5-
amino-2-tienil, S-amino-3-tienil, 3-bromo-2-tienil, 3-piridil, 4-piridil, 2-
tienil y 3-tienil;

YAT 65 Q° -Q°:

Q’ es seleccionado del grupo consistente de :

[CH(benzoil)}(CH, ), [CH(2-piridilcarbonil)](CH,)y,

[CH(3-piridilcarbonil)](CH,),. [CH(4-piridilcarbonil)}(CHz)y,

[CH(2-tienilcarbonil)}(CH, ), [CH(3-tienilcarbonil)](CHz),

[CH(2-tiazolilcarbonil))(CH, )y, [CH(4-tiazolicarbonol)}(CHz)v,

y [CH(5-tiazolilcarbonil)}(CH;),, donde b es un integral
seleccionado de 1 através de 3, con las provisiones que dicho aroil y
dicho heteroaroil son opcionalmente sustituidos de uno através de tres de
los anillos de carbono con un sustituto seleccionado del grupo consistente
de R, R, R"® y R" con la provision que R y R'® son opcionalmente
sustituidos de un carbono seleccionado de otro diferente a los carbonos
de meta y para relativos al carbonil del benzoil sustituto y del heteroaroil
sustituto, y que dicho benzoil y dicho heteroaroil sustituto estan ligados
al carbono directamente unido al amido nitrogeno del grupo I-
(amidocarbonimetileno);

R!®y R' son seleccionados independientemente del rupo consistente de
hidrégeno, amidino, amino, aminometil, metoxe, metilamino, hidroxe,

hidroximetil, fluoruro, cloruro y ciano;

4
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R'7y R" son seleccionados mdependientemente del grupo consistente de
hidrégeno, fluoruro, cloruro, hidroxe, hidroximetil, ammo, carboxe, y
c1ano,

Q® es C)NR®)NR™ R,

R®, R* y R” son seleccionados independientemente del grupo
consistente de hidrégeno y metil

36 El compuesto como citado en la Rervindicacién 35 o una sal

farmaceuticamente aceptable alli, donde
B es seleccionado del grupo consistente de 3-anmunofenil, 3-

amidinofeml, 4-amidinofeml, 3-clorofenil, 4-clorofeml, 3,4-diclorofenil,
2-fluorofenil, 4-metilfeml, fem, 2-1mdazoil, 3-pmndil, 4-pindil, y 3-
trifluorometil-2-pindal,
B es opcionalmente seleccionado del grupo consistente de hidrégeno,
etil, 2-propeml, 2-propmul, propil, 1sopropil, butil, 2-butil, (R)-2-butil,
(S)-2-butil, tert-butil, isobutil, 1-pentil, 3-pentil, 2-metilbutil, 2,2,2-
tnfluoroetil, 6-amidocarbomihexil, 4-metil-2-pentil, 3-hidroxipropil, 3-
metoxe-2-propil, 2-metoxietil, 2-metil-2-butif, 3-metil-2-util, 3-
dimetilaminopropil, 2-cianoetil, 6-hidroxihexil, 2-hidroxietl, 2-
amudoetif, 2-guamidinoetil, 3-guamdmnopropil, 4-guamdmobutil, 3-
hidroxipropil, 4-ludroxibutil, 6-cianobexal, 2-dimetilammnoetil, 3-
metlbutil, i-mehlbuhl, (S)-2-metilbuttl, 3-ammopropil, 2-hexil, y 4-
aminobutil,
B es opcionalmente seleccionado del grupo consistente de ciclopropil,
ciclobutil, ciclopentil, ciclohexil, oxalan-2-11, 2{(2R)-biciclo[2,2,1] heptil,
1,1-dioxstiolan-3-1], oxeta-3-1l, azetidin-1-1l, azetidin-2-11, azetidin-3-1l, y
piperidinil,
A es seleccionado del grupo consistente de un solo enlace covalente,
CH,, CH,CH,, y CH;CH;CH;,
R' es seleccionado del grupo consistente de hidrégeno y cloruro,

s
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R? es seleccionado del grupo consistente de 3-amnofemlbenzil, 2,6-
dicloroferal, S-ammo-2-tieml, S-amino-2-fluorofem!, 3-amino-2-
metilfeml, 5-amimno-2-metilbofeml, 3-carboxifeml, 3-cianofeml, 3-
clorofenil, 2-hidroxihenil, 3-hidroxifen:l, 3-metabesulfomlaminofenil, 3-
metoxicarbonilfeml,  3-dimetilaminoferil,  3-metilammofenmil, 2-
metilfens], 3-metilfem], feml, 30pindil, 3-tnfluoroacetamidofeml, 3-
bromo-2-tiensl, 2-tienl y 3-tiemil,

YAT es selecionado del grupo consistente de 5-guamdino-1-oxo-1-(2-
tiazohl)-2-pentil, 5-guamidmo-1-oxo-1-(4-tiazolil)-2-pentil, 5-guanidino-
1-oxo-1-(5-tazolil)-2-pentil, 5-guanidino-1-oxo-1-(4-amino-2-tiazolil)-2-
pentil, y 5-guanidino-1-oxo-1-femi 1-2-pentil

37 Un compuesto como citado de la Reivindicacién 33 donde
dicho compuesto es seleccionado del grupo con la férmula
AN

ij/nz
N\J\ yAT
=) .

o una sal farmaceuticamente aceptable alli, donde

R? es 3-ammofenil, B es feml, A es CH;, Y*' es 5-guamdino-1-oxo-1-(2-
tiazolil)-2-pentil, y R1 es cloruro,

R? es feml, B es feml, A es CH,CH;, YT es 5-guamdino-1-oxo0-1-(2-
tiazolil)-2-pentil, y R' es hidrogeno,

R? es benzl, B es fenl, A es CH;CH;, YT es 5-guamdino-1-oxo0-1-(2-
tiazohl)-1-petil, y R' es ludrdgeno,

R? es fenil, B es feml, A es CH,CH,, YAT es 5-guamdmo-1-oxo-1-(2-
trazohl)-2-pentil, y R' es cloruro,

R? es benzil, B es fenil, A es CH.CHy, YAT es 5-guamidino-1-oxo(2-
tiazolil) -2-pentil y R! es cloruro,



R? es fenil, B es fenil, A es CH,CH, Y*T es 5-guamdmo-1-oxo-1-(2-
tiazolil)-2-pentil y R, es hidrégeno

38 Una composicién para imnhibir condiciones trombéticas en la
sangre comprendiendo un compuestc de cualquera de las
Reivindicacioes 8, 16, 24, 32 y 37 y un portador farmaceuticamente

aceptable

39 Una composicién para mhibir condiciones trombdticas en la sangre
comprendiendo un compuesto de cualquiera de las Reivindicaciones 1 a
7, Retvindicaciones 1 a 7, Reivindicaciones 9 a 15, Reinvidicaciones 17 a
23, Reinvidicaciones 25 a 31 y Reivindicaciones 33 a 36 y un portador
farmaceuticamente aceptable

# 40 Un método para wmhibir las condiciones tromboticas en la
sangre que comprende adicionar a la sangre una cantidad terapeutica

efectiva de una composicién de cualquiera de las Reivindicaciones 38 y
39

41 Un método para mhibir la formacién de agregados de
plaquetas de sangre en la sangre que comprende adicionar a la sangre una
cantidad terapeutica efectiva de una composicion de cualquiera de las
Remvindicaciones 38 y 39

" 42  Un método para mhibir la formacién de trombosis en la
sangre que comprende adicionar a la sangre una cantidad terapeutica
efechva de una composicién de cualquiera de las Rervindicaciones 38 y
39
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43 Un método para tratar y prevenir el tromboembolismo \,

venoso y Ia embolia pulmonar en los mamiferos que comprende
admmmstrar al mamifero una cantidad terapeutica efectiva de una
composicién de cualquiera de las Rervindicaciones 38 y 39

or)

44 Un método para tratar o prevenir la trombosis venosa
profunda en un mamifero que comprende en admimstrar al mamifero la
cantidad terapettica efectiva de una composicion de cualquiera de las
Reivindicaciones 38 y 39

-

45 Un método para tratar o prevemir el tromboembolismo
cardiogénico en un mamifero que comprende en admimistrar al mamifero
una cantidad terapeutica efectiva de una composicién de cualquiera de Is
Reivindicaciones 38 y 39

%6 Un método para tratar o prevemr el infarto por
tromboembolismo en humanos y otros mamiferos que comprende en
admmistrar al mamifero una cantidad terapeutica efectiva de una
composicién de cualquiera de las Rervindicaciones 38 y 39

] 47 Un método para tratar o prevenir la trombosis asociada con
el cancer y la quamtoterapia del cancer en humanos y otros mamiferos
que comprende en admumstrar al mamifero la cantidad terapeutica
efectiva de una composicién de cualquiera de las Rervindicaciones 38 y
39

) 48 Un método para el tratamiento o prevencidn de la angina
mestable en los humanos y otros mamiferos que comprende admimstrar
al mamifero una cantidad terapeutica efectiva de una composicién de

cualquiera de las Reivindicaciones 38 y 39
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49 Un metodo para mhibir la formacién de trombosis en la

sangre que comprende adicionar a la sangre una cantidad terapeutica
efectiva de un compuesto de cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 37
con una cantidad terapeutica efectiva de receptor antagomista fibninogen
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Anlo policiclico y pirazinonas de heteroarilo sustitindos utiles para la
mhibtei6n selectiva de la cascada de coagulacion

Extracto

La invencion se relaciona con los compuestos de anio policichico y
pirazinona utiles como inhibidores de las proteasas de serma de la
cascada de coagulacién y los compuestos, composiciones y métodos en la
terapia anticoagulante para el tratamiento y prevencién de una vanedad
de estados trombéticos, mcluyendo enfermedades cerebrovasculares y de
arteria coronaria
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Radcactn no 00-R628

Concapto Técnico no _ 794 Clasticacion Interacional de Patentes_A 6! & °'/ 495

2do EXAMEN DE FORMA PATENTE DE INVENCION

ﬁmumndoacuudoabeshbhddomdmasdehbeuﬂonMummanw
esta solcitud de Patente de Invencién

SI[X] NO[] Contiene un resumen de la invencion (Art26-e)
") SI[x] NO[] Contiene el titulo o nombre de lainvencidn (Art27-d)

SI[X] NO[] Contene ladescripcion de lamvencidn (Art26-b)

Sifx] NO[ ] mgﬂmm[ ] Conbene log dibujos necesarios para comprender ia invencin

Si[x] NO[] Contlens unao més remndicaciones (Art26-c)

SI[] NO[] NOESAPLCABLE[x] Han sido desamollados los productos y/o procedimsnios & partir
de recursos genéticos 0 de sus productos derivados de los que cualquiera de los Paises
Miambros es pals de origen (Art. 26- h)

SI{] NO[] NO ES APLICABLE [x]los productos yio procedimientos han sido obtenidos o
desaroliados a partir de los conocimientos tradicionales de las comunidades indigenas,
afroamericanas, 0 locales de los palses membros, de acuerdo a lo establecido en la
Decinibn 381 y sus modificacionss y reglamentaciones vigentss.(Art.264)

_. Si[] NO[X] Lalinvencion se refiere a un producio relabvo a un material bioldgico. (Art.26-J)
SI[-] NO[-] Laprioridad coincide con la materia revindicada.
Si[x] NO[] CUMPLELOSREQUISITOS TECNICOS

OBSERVACIONES Y OTROS SI[] N anexaf
! 63£’¢°¢9"0h ALV oo 41 l[% uql[&].‘vgrg!a$5)82 &S!OO'COCrlmlo}: (Folio 4870 ‘Iqa) Y
MLV CopAtUD asmungs 0 (Folo 444 o o88)
2 Q“ilmh <l cX'hOQ"'Q o U bhooo ‘O".-' Ao tor C"'Qdc chh.\o+c(m’+.co Y oo orteo
fraleo de lo edvuehurg quﬁ"n'QO PrirQIpot (.?.dg Zx2cm y 1 Je 6 x6Tcm)

EXAMINADOR TECNICO
202040

Bogoti D C, Morzo 20,2002

Carrera 13No 2700 Po By 10
Conmutador 334 12 21-2-34
Fax: 28%-31 25 o-mal ov.LO
Santa Fe de Bogoth D.C. -Colombia
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SUPERINTENDENCIA

Folo 58"

2020

Bogotd, D C

Doctor{a)

RAMIRO CASTRO DUQUE

Apoderado(a)

REFERENCIA. Radicacién No 00-39628
Trémite 002
Evento 001
Actuacién 416
Oficio No. 663
Folios 001

Temendo en cuenta que 1a solicitud de privilegio de patente que se tramita bajo el expediente
indicado en la referencia, redine los requisios de forma establecidos en los articulos 26 y 27 de la
Decisién 488 de la Comimén de la comunidad andina, y en las demds disposiciones wigentes sobre
la materia, se envia el exiracio de la soficdud a la Oficna de comunicaclones para efecto de su

publicacién en la Gaceta de Propledad Industrial, conforme lo establece el articulo 40 de la misma
Decisitn

Cimplase
Dado en Bogotd, DC , a los

M 5§ 437, 200
ALIX CESPEDES DE VERGEL

Jefe de la Divisién de Nuevas Creaciones
/

Bogots, pg 20-04- Oéﬂm&%eﬁrlmdiuepmmmmdnﬂm SI7 dela
Gaceta de Propiedad Indusirial, defecha 23~ ©-©2  Etémino habll sefalado por la ley
expird ol 24-09- DL ySI_NO_lSppreaenhronopoddonasporpartedotamems.

V"‘\_—f

Carrera 13 No 27-00Pisos5 7y 10
Conmutador 382 0840
Fax. 382 2695
E-mall info@sic.govco
WWW sic govco
Bogota, D C, Colombla



