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REIVINDICACIONES MODIFICADAS

1. Un compuesto de formulas | (A-E) que presenta la siguiente estructura:

X

o A
R 0] R9R8

R} R2

I(A-E)
en donde:
el &tomo de carbono designado * esta en la configuracion R0 S: y
X representa un carbociclo o heterociclo monociclico aromatico o no aromatico de 5 o0 6
miembros seleccionado del grupo que consiste en fenilo, piridilo, 2-oxo-piridin-1(2H)-ilo,
pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, triazinilo, piranilo, pirrolilo , furanilo, tiofenilo, oxazolilo,
isoxazolilo, tiazolilo, isotiazolilo, pirazolilo, imidazolilo, oxadiazolilo, tiadiazolilo, triazolilo y
tetrazolilo, opcionalmente sustituido de 1 a 4 veces con sustituyentes como los definidos
abajo en R™, u otros carbociclos o heterociclos monociclicos aromaticos o no aromaticos
de 5 o 6 miembros que contienen 1-4 heteroatomos seleccionados del grupo que consiste
en oxigeno, nitrégeno y azufre, opcionalmente sustituido de 1 a 4 veces con sustituyentes
como los definidos abajo en R™; o
X es un carbociclo o heterociclo biciclico [5,5]-, [6,5]-, [6,6]- o [6,7)-fusionado seleccionado
del grupo que consiste en indenilo, indanilo, benzofuranilo, benzotiofenilo,
dihidrobenzotiofenilo, dihidrobenzofuranilo, indolilo, isoindolilo, indolinilo,
benzo[1,3]dioxolilo, benzooxazolilo, benzotiazolilo, benzoisotiazolilo, benzoisoxazolilo,
indazolilo, benzoimidazolilo, benzotriazolilo, naftilo, tetrahidronaftilo, quinolinilo,
isoquinolinilo, quinazolinilo, cinolinilo, ftalazinilo, quinoxalinilo, benzo [1,2,3] triazinilo,
benzo[1,2,4] triazinilo, 2,3-dihidro-benzo[1,4] dioxinilo, 4H-cromenilo,
dihidrobenzocicloheptenil, tetrahidrobenzocicloheptenilo, indolizinilo, quinolizinilo, 6aH-
tieno [2, 3-d] imidazolilo, 1H-pirrolo [2,3-b] piridinilo, imidazo [1,2-a] piridinilo, pirazolo [1,5-
a] piridinilo, [1,2,4] triazolo [4,3 -a] piridinilo, tieno [2,3-b] furanilo, tieno [2,3-b] piridinilo,
tieno [3,2-b] piridinilo, furo [2,3-b] piridinilo, furo [3,2 -b] piridinilo, tieno [3,2-d] pirimidinilo,
furo [3,2-d] pirimidinilo, tieno [2,3-b] pirazinilo, benzo [c][1,2,5] oxadiazolilo, benzo
[c][1,2,5] tiadiazolilo, 3,4-dihidro-2H-benzo [b][1,4] oxazinilo, imidazo [1,2-a] pirazinilo, 6,7-
dihidro-4H-pirazolo [5,1-c][1,4] oxazinilo, 2-0x0-2 ,3-dihidrobenzo [d] oxazolilo, 3,3-dimetil-
2-oxoindolinilo, 2-oxo-2 ,3-dihidro-1H-pirrolo [2,3-b] piridinilo, benzo [c][1,2,5] oxadiazolilo,
benzo [c][1,2,5] tiadiazolilo, [1,2,4] triazolo [4,3-a] pirazinilo, y 3-0x0-[1,2,4] triazolo [4,3-a]
piridin-2 (3H)-ilo, opcionalmente sustituido de 1 a 4 veces con sustituyentes como los
definidos abajo en R™, u otros carbociclos o heterociclos biciclicos [5,5)-, [6,5]-, [6,6]- 0



[6,7]-fusionados que contienen 1-5 heteroatomos seleccionados del grupo que consiste en
oxigeno, nitrégeno y azufre, opcionalmente sustituido de 1 a 4 veces con sustituyentes
como los definidos abajo en R';

R' es H, C4-C; alquilo, C,-Cs alquenilo, C»-Cs alquinilo, C;-Cs cicloalquilo, o C4-C;
cicloalquilalquilo, cada uno de los cuales esta opcionalmente sustituido de 1 a 3 veces con
sustituyentes como los definidos abajo en R";

R? es H, C-Cs alquilo, C»-Cs alquenilo, C»-Cs alquinilo, C3-Cs cicloalquilo, o C4-Cs
cicloalquilalquilo, cada uno de los cuales esta opcionalmente sustituido de 1 a 3 veces con
sustituyentes como los definidos abajo en R'®; o

R?es una gem-dimetilo;

R® R® y R® son cada uno independientemente seleccionado del grupo que consiste en H,
halégeno, -OR™, -§(0),R", -CN, -C(O)R™, -NR™R"", C,-Cs alquilo, C,-C; alquenilo, C,-Cs
alquinilo, C3-Cs cicloalquilo, y C,-C, cicloalquilalquilo, donde cada uno de los C;-Cs alquilo,
C2-Cs alquenilo, C,-Cs alquinilo, C3-Cs cicloalquilo, y C4-C; cicloalquilalquilo esta
opcionalmente sustituido 1 a 3 veces con sustituyentes como los definidos abajo en R'®; o
R3 RS, y R® son cada uno independientemente un carbociclo o heterociclo monociclicos
de 5 o 6 miembros, opcionalmente sustituido de 1 a 4 veces con sustituyentes como los
definidos abajo en R';

R* es H, halégeno, -OR™, -S(O)NR™ -CN, -C(O)R™, -NR"R" C,-C; alquilo, Cy-Cs
alguenilo, C,-Cs alquinilo, C5-Cs cicloalquilo, o C4-C5 cicloalquilalquilo, en donde cada uno
de los C4-Cs alquilo, C»-Cs alquenilo, C,-Ce alquinilo, Cs-Cs cicloalquilo, y C4-C;
cicloalquilalquilo esta opcionalmente sustituido de 1 a 3 veces con sustituyentes como los
definidos abajo en R'®;

R* es un anillo biciclico puenteado que contiene 6-12 atomos de carbono y que contiene
opcionalmente uno o mas heteroatomos seleccionados del grupo que consiste en
oxigeno, nitrégeno y azufre, donde el anillo biciclico puenteado estd opcionalmente
sustituido de 1 a 3 veces con sustituyentes seleccionados de entre el grupo que consiste
en C4-C; alquilo, -C(O)R™, y -S(O).R™: o

R* es fenilo, piridilo, 2-oxo-piridin-1(2H)-ilo, pirimidinilo, piridazinilo, 6-oxopyridazin-1 (6H)-
ilo, pirazinilo, triazinilo, piranilo, furanilo, pirrolilo, tiofenilo, pirazolilo, imidazolilo, oxazolilo,
isoxazolilo, tiazolilo, isotiazolilo, triazolilo, oxadiazolilo, tiadiazolilo, tetrazolilo, indanilo,
indenilo, indolilo, isoindolilo, benzofuranilo, benzotiofenilo, indolinilo, dihidrobenzofuranilo,
dihidrobenzotiofenilo, indazolilo, bencimidazolilo, benzooxazolilo, benzotiazolilo,
benzoisoxazolilo, benzoisotiazolilo, benzotriazolilo, benzo [1,3] dioxolilo, naftilo, quinolinilo,
isoquinolinilo, quinazolinilo, cinolinilo, ftalazinilo, quinoxalinilo, 2,3-dihidro-benzo [1,4]
dioxinilo, benzo [1,2,3] triazinilo, benzo [1,2, 4] triazinilo, 4H-cromenilo, indolizinilo,
quinolizinilo, 6AH tieno-[2,3-d] imidazolilo, 1H-pirrolo [2,3-b] piridinilo, imidazo [1,2-a)
piridinilo, pirazolo [1, 5-a] piridinilo, [1,2,4] triazolo [4,3-a] piridinilo, [1,2,4] triazolo [1,5-a)
piridinilo, tieno [2,3-b] furanilo, tieno [2,3-b] piridinilo, tieno [3,2-b] piridinilo, furo [2,3-b]
piridinilo, furo [3,2-b] piridinilo, tieno [3,2-d] pirimidinilo, furo [3,2-d] pirimidinilo, tieno [2,3-b]



pirazinilo, imidazo [1,2-a] pirazinilo, 5,6,7,8-tetrahidroimidazo [1,2-a] pirazinilo, 6, 7-dihidro-
4H-pirazolo [5,1-c] [1,4] oxazinilo, 2-ox0-2 ,3-dihidrobenzo [d] oxazolilo, 3,3-dimetil-2-
oxoindolinilo, 2-ox0-2 ,3-dihidro-1H-pirrolo [2,3-b] piridinilo, benzo [c] [1,2,5] oxadiazolilo,
benzo [c] [1,2,5] tiadiazolilo, 3,4-dihidro-2H -benzo [b] [1,4] oxazinilo, 5,6,7,8-tetrahidro-
[1,2,4] triazolo [4,3-a] pirazinilo, [1,2,4] triazolo [4, 3-a] pirazinilo, 3-ox0-[1,2,4] triazolo [4,3-
a] piridin-2 (3H)-ilo, y 2-oxooxazolidin-3-ilo, u otros carbociclos o heterociclos monociclicos
aromaticos o no aromaticos de 5 0 6 miembros o carbociclos o heterociclos biciclicos [5,5]
-, [6,5] -, [6,6] - 0 [6,7]-fusionados que contienen 1-5 heteroatomos seleccionado del grupo
que consiste en oxigeno, nitrégeno y azufre, opcionalmente sustituido de 1 a 4 veces con
sustituyentes como los definidos abajo en R";

con la condicién que para los compuestos de formula IA, X sea fenilo opcionalmente
sustituido y R* sea arilo o heteroarilo monociclico o biciclico opcionalmente sustituido;
siempre que para los compuestos de férmula IB, X sea arilo o heteroarilo biciclico
opcionalmente sustituido y R* sea arilo o heteroarilo monociclico o biciclico opcionalmente
sustituido;

con la condicién que para los compuestos de formula IC, X sea fenilo opcionalmente
sustituido y R* sea H, OR"?, -S(0),R"®, -C(O)R™, -NR"R"", -CN, haldgeno, o C;-Cq alquilo,
en donde C;-Cg alquilo estd opcionalmente sustituido de 1 a 3 veces con sustituyentes
como los definidos abajo en R'S:

con la condicién que para los compuestos de formula ID, X sea arilo o heteroarilo biciclico
opcionalmente sustituido y R* sea H, -OR", -S(Q),R"?, -C(O)R™, -NR"°R", -CN, halégeno,
o0 C-Cs alquilo, donde C4-Cs alquilo esta opcionalmente sustituido de 1 a 3 veces con
sustituyentes como los definidos abajo en R15; y

con la condicién de que para los compuestos de formula IE, X sea heteroarilo monociclico
opcionalmente sustituido y R* sea arilo o heteroarilo monociclico o biciclico opcionalmente
sustituido;

R’ se selecciona del grupo que consiste en H, -S(O),R", -C(O)R™, C,-Cs alquilo, C,-Cs
alquenilo, C,-Cs alquinilo, C;-Cs cicloalquilo, y C;-C, cicloalquilalquilo, donde cada uno de
C1-Cs alquilo, C,-Cs alquenilo, C»-Cs alquinilo, C3-Cs cicloalquilo, y C4-C; cicloalquilalquilo
esta opcionalmente sustituido de 1 a 3 veces con sustituyentes como los definidos abajo
en R'S;

R® se selecciona del grupo que consiste en H, halégeno, -OR™, -S(0),R", -CN, -C(O)R™,
-R"R", C4-Cs alquilo, C,-C, alquenilo, C,-Cs alquinilo, Cs-Cs cicloalquilo, y C4C;
cicloalquilalquilo, en donde cada uno de C;-Cs alquilo, C,-Cg alquenilo, C,-Cg alquinilo, Ca-
Cs cicloalquilo, y C4-C; cicloalquilalquilo esta opcionalmente sustituido de 1 a 3 veces con
sustituyentes tal como los definidos abajo en R'; o

R’y R® son gem-dimetilo, con la condicién de que sélo uno de R” y R® sea gem-dimetilo;
R® es H, halégeno, -OR™, -SR", C,-Cs alquilo, -CN, o -NR'’R"", en donde C,-C; alquilo
esta opcionalmente sustituido de 1 a 3 veces con sustituyentes como los definidos abajo
en R';



R y R" se seleccionan cada uno independientémente del grupo que consiste de H, -
C(O)R™, C,-Cs alquilo, C5-Cs cicloalquilo, C4-C; cicloalquilalquilo, donde cada uno de C-
Ce alquilo, C;-Cs cicloalquilo, C4-C; cicloalquilalquilo esta opcionalmente sustituido de 1 a
3 veces con sustituyentes como los definidos abajo en R"®;

Ry R" se seleccionan cada uno independientemente del grupo que consiste en fenilo,
bencilo, y otros heterociclos monociclicos de 5 o 6 miembros, en donde cada uno de los
grupos fenilo, bencilo, y heterociclos monociclicos de 5 o 6 miembros esta opcionalmente
sustituido de 1 a 3 veces con sustituyentes como los definidos abajo en R™:

Ry R" se toman juntos con el nitrégeno al cual estan unidos para formar un heterociclo
monaciclico o biciclico fusionado saturado o parcialmente saturado, seleccionado del
grupo que consiste en piperidina, pirrolidina, morfolina, tiomorfolina, [1,2] oxazinan,
isoxazolidina, 2 -oxopiperidinilo, 2-oxopirrolidinilo, 3-oxomorpholino, 3-oxotiomorfolino,
5,6,7,8-tetrahidroimidazo [1,2-a] pirazina, 5,6,7,8-tetrahidro-[1,2,4] triazolo [4,3-a] pirazina
y otros heterociclos monociclicos y biciclicos fusionados que contienen 1-4 heteroatomos
seleccionados de oxigeno, nitrégeno y azufre, y esta opcionalmente sustituido de 1 a 3
veces con un sustituyente seleccionado independientemente cada que se presenta entre
el grupo que consiste en halégeno, ciano, -OR", -NR'?R"® -S(0),R", -C(O)R"®, y C,-C,
alquilo, en donde cada uno de C4-C, alquilo esta opcionalmente sustituido de 1 a 3 veces
con sustituyentes como los definidos abajo en RS,
Ry R" se toman juntos con el nitrégeno al cual estan unidos para formar un heterociclo
seleccionado del grupo que consiste en piperazina, 2-oxopiperazinilo, 2-oxo-1, 4-
diazepanilo, 5-oxo-1 ,4-diazepanilo, 1,4-diazepano, y otros heterociclos que contienen un
atomo de nitrégeno adicional en el anillo, en donde el heterociclo es opcionalmente
sustituido en un carbono del anillo con 1 a 3 veces con un sustituyente seleccionado
independientemente cada que se presenta del grupo que consiste en haldégeno, ciano, - _
OR™, -NR™R™, -S(0),R", -C(O)R" y C,-C, alquilo, 0 en el atomo de nitrégeno adicional
de 1 a 3 veces con un sustituyente seleccionado independientemente cada que se
presenta del grupo constituido por -S(O),R", -C(O)R™, y C;-C, alquilo, en donde cada
uno de C4-C4 alquilo estad opcionalmente sustituido de 1 a 3 veces con sustituyentes como
los definidos abajo en R'®;

R'"y R se toman juntos con el nitrégeno al que estan unidos para formar un heterociclo
seleccionado del grupo que consiste en piperazina, 2-oxopiperazinilo, 2-oxo-1, 4-
diazepanilo, 5-oxo-1 ,4-diazepanilo, 1,4-diazepano, y otros heterociclos que contienen un
atomo de nitrégeno adicional en el anillo, en donde el heterociclo estd opcionalmente
sustituido en el atomo de nitrégeno adicional con un sustituyente seleccionado
independientemente cada que se presenta del grupo que consiste en fenilo, bencilo, y
heterociclos aromaticos de 5 o 6 miembros que contienen 1-3 heteroatomos
seleccionados del grupo que consiste en oxigeno, nitrégeno y azufre, en donde cada uno
de los grupos fenilo, bencilo, y heterociclo aromatico de 5 o 6 miembros esta



opcionalmente sustituido de 1 a 3 veces con sustituyentes como los definidos abajo en
RM; o

cuando R* es -NR"R™ 0 -C(O)NR'R", ya sea R" o R"" un anillo biciclico puenteado que
contiene 6-12 atomos de carbono y que contiene opcionalmente uno o méas heteroatomos
seleccionados del grupo que consiste en oxigeno, nitrogeno y azufre, en donde el anillo
biciclico puenteado es opcionalmente sustituido de 1 a 3 veces con sustituyentes
seleccionados del grupo que consiste en Cy-C; alquilo, -C(O)R™, y -S(O):R"®, 0 ya sea R™
o R" un C;-C; alquilo sustituido con un anillo biciclico puenteado que contiene 6-12
atomos de carbono y que contiene opcionaimente uno 0 mas heteroatomos seleccionados
del grupo que consiste en oxigeno, nitrégeno y azufre, donde el anillo biciclico puenteado
esta opcionalmente sustituido de 1 a 3 veces con sustituyentes seleccionados del grupo
que consiste C4-C; alquilo,- C(O)R™, y -S(0),R"®;

R' se selecciona del grupo que consiste en H, C,-C, alquilo, C3-Ce cicloalquilo, C-C;
cicloalquilalquilo, y -C(O)R™, en donde cada uno de C;-Cq alquilo, C3-Cq cicloalquilo, y C,-
C; cicloalquilalquilo esta opcionalmente sustituido de 1 a 3 veces con sustituyentes como
los definidos abajo en R'S;

R' se selecciona del grupo que consiste en H, -NR'R"", C,-C, alquilo, Cs-Cs cicloalquilo,
y C4+-C; cicloalquilalquilo, en donde cada uno de C,-Cs alquilo, C3-Cs cicloalquilo, y C4-C;
cicloalquilalguilo esta opcionalmente sustituido 1 a 3 veces con sustituyentes como los
definidos abajo en R, o

R'? y R" se seleccionan cada uno independientemente del grupo que consiste en fenilo,
bencilo, piridazinilo, pirimidinilo, pirazinilo, heterociclos monociclicos aromaticos de 5 0 6
miembros, y heterociclos biciclicos [5,5}-, [6,5]-, [6,6]- o [6,7]-fusionados que contienen 1-5
heteroatomos seleccionados del grupo que consiste en oxigeno, nitrégeno y azufre,
opcionalmente sustituido de 1 a 4 veces con sustituyentes como los definidos abajo en
RM; o

R'?y R se toman juntos con el nitrégeno al cual estan unidos para formar un heterociclo
seleccionado del grupo que consiste en piperidina, pirrolidina, piperazina, 1,4-diazepan,
morfolina, tiomorfolina, y otros heterociclos que contienen 1-4 heteroatomos
seleccionados del grupo que consiste de oxigeno, nitrégeno y azufre, en donde el
heterociclo esta opcionalmente sustituido de 1 a 3 veces con un sustituyente seleccionado
independientemente cada que se presenta del grupo que consiste en halégeno, ciano,-
OR'", -S(0),R™, -C(O)R', C(O)NR'R"' y C;-C, alquilo, en donde cada uno de C-Cj
alquilo esta opcionalmente sustituido de 1 a 3 veces con sustituyentes como los definidos
abajo en R";

nes0,1, 02

R se selecciona independientemente cada que se presenta de un sustituyente en el
grupo que consiste en halégeno, -NO, -OR' -NR'R", -NR"C(O),R", -
NR™C(O)NR™R™, -§(0), R™, -CN, -C(O)R™, Ci-Cs alquilo, C,-Cs alquenilo, Cy-Cs
alquinilo, C3-Cg cicloalquilo, y C,-C; cicloalquilalquilo, en donde cada uno de C4-Cs alquilo,



C2-C¢ alquenilo, C-Cg alquinilo, C;-Cg cicloalquilo, y C4-C; cicloalquilalquilo esta
opcionalmente sustituido de 1 a 3 veces con sustituyentes como los definidos abajo en
R15; y

R" se selecciona independientemente cada que se presenta de un sustituyente en el
grupo que consiste en -CN, halégeno, -C(O)R™, C,-C; alquilo, -OR™, -NR'R", -
S(O)NR™, arilo, y heteroarilo, en donde cada uno de los grupos arilo o heteroarilo esta
opcionalmente sustituido de 1 a 4 veces con sustituyentes como los definidos arriba en

R™: 0 un éxido del mismo, o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

2. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1, caracterizado porque X es fenilo
opcionalmente sustituido y R* es arilo o heteroarilo monociclico o biciclico

opcionalmente sustituido.

3. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, caracterizado porque X es arilo o
heteroarilo biciclico opcionalmente sustituido y R* es arilo o heteroarilo monociclico o

biciclico opcionalmente sustituido.

4. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, caracterizado porque X es fenilo
opcionalmente sustituido y R* es H, OR" -S(0),R", -C(O)R"™ -NR'™R'" -CN,
halégeno, y C4-Cs alquilo, en donde C4-Cs alquilo esta opcionalmente sustituido de 1 a

3 veces con sustituyentes como los definidos en R"®.

5. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, caracterizado porque X es arilo o
heteroarilo monociclico o biciclico opcionalmente sustituido y R* es H, OR", -S(0),R"®,
-C(O)R"™,-NR'"R", -CN, -§(0),R", haldgeno, y C;-Cs alquilo, en donde C,-Cs alquilo
esta opcionalmente sustituido de 1 a 3 veces con sustituyentes como los definidos en
R,

6. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, caracterizado porque X es heteroarilo
monociclico opcionalmente sustituido y R* es arilo o heteroarilo monociclico o biciclico

opcionalmente sustituido.

7. EI' compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, caracterizado porque:
X es fenilo, opcionalmente sustituido de 1 a 4 veces con sustituyentes como los
definidos en R™:

R' es H, metilo, etilo o isopropilo;
R? es H, metilo, o gem-dimetilo;
R® es H, metilo, hidroxilo, metoxi, fluoro, cloro, ciano, trifluorometilo, difluorometoxi o

trifluorometoxi;



R® es H, fluoro, cloro, grupo metilo, trifluorometilo, difluorometoxi, trifluorometoxi, ciano,
hidroxilo 0 metoxi;

R® es H, fluoro, cloro, metilo, trifluorometilo, difluorometoxi, trifluorometoxi, ciano,
hidroxilo 0 metoxi;

R” es H, gem-dimetilo, o C-C, alquilo, en donde C;-C, alquilo estad opcionalmente
sustituido de 1 a 3 veces con sustituyentes como los definidos en R'?;

R® es H, hidroxilo, fltior, cloro, metilo, C4-Cs alquilo opcionalmente sustituido con
hidroxilo 0 amino, o amino opcionalmente sustituido con C4-Cj; alquilo; y

R® es H, fluoro, cloro metilo, hidroxilo, o ciano.

. El' compuesto de acuerdo con la reivindicacion 7, caracterizado porque:
R* es H, halégeno, -OR™, -S§(0),R", -CN, -C(O)R™, -NR"R", o C,-C; alquilo, donde
C+-Cs alquilo, esta opcionalmente sustituido de 1 a 3 veces con sustituyentes como los
definidos en R™®.

. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 7, caracterizado porque R* es fenilo,
piridilo, 2-oxo-piridin-1 (2H)-ilo, pirimidinilo, piridazinilo, 6-oxopyridazin-1 (6H)-ilo,
pirazinilo, triazinilo, piranilo , furanilo, pirrolilo, tiofenilo, pirazolilo, imidazolilo, oxazolilo,
isoxazolilo, tiazolilo, isotiazolilo, triazolilo, oxadiazolilo, tiadiazolilo, tetrazolilo, indanilo,
indenilo, indolilo, isoindolilo, benzofuranilo, benzotiofenilo, indolinilo,
dihidrobenzofuranilo, dihidrobenzotiofenilo, indazolilo, bencimidazolilo, benzooxazolito ,
benzotiazolilo, benzoisoxazolilo, benzoisotiazolilo, benzotriazolilo, benzo [1,3] dioxolilo,
naftilo, quinolinilo, isoquinolinilo, quinazolinilo, cinolinilo, ftalazinilo, quinoxalinilo, 2,3-
dihidro-benzo [1,4] dioxinilo, benzo [1,2,3] triazinilo, benzo [1,2,4 triazinilo), 4H-
cromenilo, indolizinilo, quinolizinilo, 6AH-tieno [2,3-d] imidazolilo, 1H-pirrolo [2,3-b]
piridinilo, imidazo [1 ,2-a] piridinilo, pirazolo [1,5-a] piridinilo, [1,2,4] triazolo [4,3-a]
piridinilo, [1,2,4] triazolo [1,5-a] piridinilo, tieno [2,3-b] furanilo, tieno [2,3-b] piridinilo,
tieno [3,2-b] piridinilo, furo [2,3-b] piridinilo, furo [3,2-b] piridinilo, tieno [3,2-d]
pirimidinilo, furo [3,2-d] pirimidinilo, tieno [2,3-b] pirazinilo, imidazo [1,2-a] pirazinilo,
5,6,7,8-tetrahidroimidazo [1,2-a] pirazinilo, 6,7-dihidro-4H-pirazolo [5,1-c] [1,4] oxazinilo,
2-ox0-2 ,3-dihidrobenzo [d] oxazolilo, 3,3-dimetil-2-oxoindolinilo, 2-oxo0-2,3-dihidro-1H-
pirrolo [2,3-b] piridinilo, benzo [c][1,2,5] oxadiazolilo, benzo [c] [1,2,5] tiadiazolilo, 3,4-
dihidro-2H-benzo [b][1,4] oxazinilo, 5,6,7,8-tetrahidro-[1,2,4] triazolo [4,3-a] pirazinilo,
[1,2,4] triazolo [4,3-a] pirazinilo, 3-ox0-[1,2,4] triazolo [4,3-a) piridin-2(3H)-ilo,
oxooxazolidin-3-il, opcionalmente sustituido de 1 a 4 veces con sustituyentes como los
definidos en R™.

10. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, caracterizado porque:

X representa heterociclo monociclico de 5 o 6 miembros seleccionado del grupo que
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consiste de piridilo, 2-oxo-piridin-1 (2H)-ilo, pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, triazinilo,
piranilo, pirrolilo, furanilo, tiofenilo, oxazolilo, isoxazolilo, tiazolilo, isotiazolilo, pirazolilo,
imidazolilo, oxadiazolilo, tiadiazolilo, triazolilo y tetrazolilo, opcionalmente sustituido de
1 a 4 veces con sustituyentes como los definidos en R";

R" es H, metilo, etilo o isopropilo;

R? es H, metilo, o gem-dimetilo;

R® es H, metilo, hidroxilo, metoxi, fluoro, cloro, ciano, trifluorometilo, difluorometoxi o
trifluorometoxi;

R® es H, fluoro, cloro, metilo, trifluorometilo, difluorometoxi, trifluorometoxi, ciano,
hidroxilo o metoxi;

R® es H, fluoro, cloro, metilo, trifluorometilo, difluorometoxi, trifluorometoxi, ciano,
hidroxilo o metoxi;

R’ es H, gem-dimetilo, o alquilo C1-C4, en donde C;-C, alquilo esta opcionalmente
sustituido de 1 a 3 veces con sustituyentes como los definidos abajo en R®;

R® es H, hidroxilo, fltior, cloro, metilo, C;-Cs alquilo opcionalmente sustituido con
hidroxilo o amino, o amino opcionalmente sustituido con C4-C; alquilo; y

R® es H, fluoro, cloro metilo, hidroxilo, o ciano.

El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 10, caracterizado porque R4 es fenilo,
piridilo, 2-oxo-piridin-1 (2H)-ilo, pirimidinilo, piridazinilo, 6-oxopyridazin-1 (6H)-ilo,
pirazinilo, triazinilo, piranilo , furanilo, pirrolilo, tiofenilo, pirazolilo, imidazolilo, oxazolilo,
isoxazolilo, tiazolilo, isotiazolilo, triazolilo, oxadiazolilo, tiadiazolilo, tetrazolilo, indanilo,
indenilo, indolilo, isoindolilo, benzofuranilo, benzotiofenilo, indolinilo,
dihidrobenzofuranilo, dihidrobenzotiofenilo, indazolilo, bencimidazolilo, benzooxazolilo,
benzotiazolilo, benzoisoxazolilo, benzoisotiazolilo, benzotriazolilo, benzo [1,3] dioxolilo,
naftilo, quinolinilo, isoquinolinilo, quinazolinilo, cinolinilo, ftalazinilo, quinoxalinilo, 2,3-
dihidro-benzo [1,4] dioxinilo, benzo [1,2,3] triazinilo, benzo [1,2,4 triazinilo], 4H-
cromenilo, indolizinilo, quinolizinilo, 6AH-tieno [2,3-d] imidazolilo, 1H-pirrolo [2,3-b]
piridinilo, imidazo [1 ,2-a] piridinilo, pirazolo [1,5-a] piridinilo, [1,2,4] triazolo [4,3-a]
piridinilo, [1,2,4] triazolo [1,5-a] piridinilo, tieno [2,3-b] furanilo, tieno [2,3-b] piridinilo,
tieno [3,2-b] piridinilo, furo [2,3-b] piridinilo, furo [3,2-b] piridinilo , tieno [3,2-d]
pirimidinilo, furo [3,2-d] pirimidinilo, tieno [2,3-b] pirazinilo, imidazo [1,2-a] pirazinilo,
5,6,7,8-tetrahidroimidazo [1,2-a] pirazinilo, 6,7-dihidro-4H-pirazolo [5,1-c] [1,4]
oxazinilo, 2-oxo-2 ,3-dihidrobenzo [d] oxazolilo, 3,3-dimetil-2-oxoindolinilo, 2-0x0-2,3-
dihidro-1H-pirrolo [2,3-b] piridinilo, benzo [c][1,2,5] oxadiazolilo, benzo [c][1,2, 5]
tiadiazolilo, 3,4-dihidro-2H-benzo[b][1,4]oxazinilo, 5,6,7,8-tetrahidro-[1,2,4] triazolo
[4,3-a] pirazinilo, [1,2,4] triazolo [4,3-a] pirazinilo, 3-ox0-[1,2,4] triazolo [4,3-a] piridin-2
(3H)-ilo, oxooxazolidin-3-il , opcionalmente sustituido de 1 a 4 veces con sustituyentes

como los definidos en R,



12. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, caracterizado porque:
X es un [55]-, [6,5]-, [6,6)- o [6,7]-fusionado biciclico carbociclo o heterociclo
seleccionado del grupo que consiste en indenilo, indanilo, benzofuranilo,
benzotiofenilo,  dihidrobenzotiofenilo, dihidrobenzofuranilo, indolilo, isoindolilo,
indolinilo, benzo [1,3] dioxolilo, benzooxazolilo, benzotiazolilo, benzoisotiazolilo,
benzoisoxazolilo, indazolilo, benzoimidazolilo, benzotriazolilo, naftilo, tetrahidronaftilo,
quinolinilo, isoquinolinilo, quinazolinilo, cinolinilo, ftalazinilo, quinoxalinilo, benzo [1,2,3]
triazinilo, benzo [1,2,4] triazinilo, 2,3-dihidro-benzo [1,4] dioxinilo, 4H-cromenilo,
dihidrobenzocicloheptenilo, tetrahidrobenzocicloheptenilo, indolizinilo, quinolizinilo,
6AH-tieno [2,3-d] imidazolilo, 1H-pirrolo [2,3-b] piridinilo, imidazo [1,2-a] piridinilo,
pirazolo [1,5-a] piridinilo, [1,2,4] triazolo [4,3-a] piridinilo, tieno [2,3-b] furanilo, tieno
[2,3-b] piridinilo, tieno [3,2-b] piridinilo, furo [2,3-b] piridinilo, furo [3,2-b] piridinilo, tieno
(3,2-d] pirimidinilo, furo [3,2-d] pirimidinilo, tieno [2,3-b] pirazinilo, benzo [c] [1,2,5]
oxadiazolilo, benzo [c] [1,2,5] tiadiazolilo, 3,4-dihidro-2H-benzo [b] [1,4] oxazinilo,
imidazo [1,2-a] pirazinilo, 6,7-dihidro-4H-pirazolo [5,1-c] [1,4] oxazinilo, 2-0x0-2,3-
dihidrobenzo [d] oxazolilo, 3,3-dimetil-2-oxoindolinilo, 2-oxo-2,3-dihidro-1H-pirrolo [2,3-
b] piridinilo, benzo [c] [1,2,5] oxadiazolilo, benzo [c] [1,2,5] tiadiazolilo, [1,2,4] triazolo
[4,3-a] pirazinilo, y 3-oxo-[1,2,4] triazolo [4,3-a] piridin-2 (3H)-ilo, opcionalmente
sustituido de 1 a 4 veces con sustituyentes como los definidos en R™:

R' es H, metilo, etilo o isopropilo;

R? es H, metilo, o gem-dimetilo;

R® es H, metilo, hidroxilo, metoxi, fluoro, cloro, ciano, trifluorometilo, difluorometoxi o
trifluorometoxi; _

R® es H, fluoro, cloro, metilo, trifluorometilo, difluorometoxi, trifluorometoxi, ciano,
hidroxilo o metoxi;

R® es H, fluoro, cloro, metilo, trifluorometilo, difluorometoxi, trifluorometoxi, ciano,
hidroxilo o metoxi;

R” es H, gem-dimetilo, o C-C, alquilo, en donde C,-C, alquilo estd opcionalmente
sustituido de 1 a 3 veces con sustituyentes como los definidos abajo en R'S;
R® es H, hidroxilo, flor, cloro, metilo, C4-Cs alquilo opcionalmente sustituido con
hidroxilo o amino, o amino opcionalmente sustituido con C;-C; alquilo; y
R® es H, fluoro, cloro metilo, hidroxilo, o ciano.

13. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 12, caracterizado porque:
R* es H, halégeno, -OR™, -$(0),R"™, -CN, -C(O)R"™ -NR"R", 0 C,-Cs alquilo, donde
C4-Ce alquilo esta opcionalmente sustituido de 1 a 3 veces con sustituyentes como los
definidos en R

14. El compuesto de acuerdo con Ia reivindicacién 12, caracterizado porque R* es fenilo,

piridilo, 2-oxo-piridin-1 (2H)-il, pirimidinilo, piridazinilo, 6-oxopyridazin-1 (6H)-ilo,
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pirazinilo, triazinilo, piranilo, furanilo, pirrolilo, tiofenilo, pirazolilo, imidazolilo, oxazolilo,
isoxazolilo, tiazolilo, isotiazolilo, triazolilo, oxadiazolilo, tiadiazolilo, tetrazolilo, indanilo,
indenilo, indolilo, isoindolilo,  benzofuranilo, benzotiofenilo, indolinilo,
dihidrobenzofuranilo, dihidrobenzotiofenilo, indazolilo, bencimidazolilo, benzooxazolilo,
benzotiazolilo, benzoisoxazolilo, benzoisotiazolilo, benzotriazolilo, benzo [1,3] dioxolilo,
naftilo, quinolinilo, isoquinolinilo, quinazolinilo, cinolinilo, ftalazinilo, quinoxalinilo, 2,3-
dihidro-benzo [1,4] dioxinilo, benzo [1,2,3] triazinilo, benzo [1,2,4 triazinilo], 4H-
cromenilo, indolizinilo, quinolizinilo, 6AH-tieno [2,3-d] imidazolilo, 1H-pirrolo [2,3-b]
piridinilo, imidazo [1,2-a] piridinilo, pirazolo [1,5-a] piridinilo, [1,2,4] triazolo [4,3-3]
piridinilo, [1,2,4] triazolo [1,5-a] piridinilo, tieno [2,3-b] furanilo, tieno [2,3-b] piridinilo,
tieno [3,2-b] piridinilo, furo [2,3-b] piridinilo, furo [3,2-b] piridinilo, tieno [3,2-d]
pirimidinilo, furo [3,2-d] pirimidinilo, tieno [2,3-b] pirazinilo, imidazo [1,2-a] pirazinilo,
5,6,7,8-tetrahidroimidazo [1,2-a] pirazinilo, 6,7-dihidro-4H-pirazolo [5,1-¢] [1.4]
oxazinilo, 2-oxo-2 ,3-dihidrobenzo [d] oxazolilo, 3,3 - dimetil-2-oxoindolinilo, 2-ox0-2, 3-
dihidro-1H-pirrolo [2,3-b] piridinilo, benzo [c] [1,2,5] oxadiazolilo, benzo [c] [1,2, 5]
tiadiazolilo, 3,4-dihidro-2H-benzo [b] [1,4] oxazinilo, 5,6,7,8-tetrahidro-[1,2,4] triazolo
[4,3-a] pirazinilo, [1,2,4] triazolo [4,3-a] pirazinilo, 3-0x0-[1,2,4] triazolo [4,3-a] piridin-2
(3H)-ilo y oxooxazolidin-3-il, opcionalmente sustituido de 1 a 4 veces con sustituyentes
como los definidos en R™.

El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, caracterizado porque:
X es tiofenilo, tiazolilo, piridinilo, fenilo, naftilo, benzo [b] tiofenilo, benzofuranilo, benzo
[d [1,3] dioxolilo, 2,3-dihidrobenzo [b][1,4] dioxinilo, 3,4-dihidro-2H-benzo
[b][1,4]oxazinilo, o 4-metil-3,4-dihidro-2H-benzo [b][1,4] oxazinilo, opcionalmente
sustituido con 1 a 3 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que
consiste en fluor, cloro, bromo, metoxi, hidroxilo, ciano, trifluorometilo, difluorometilo,
trifluorometoxi, difluorometoxi, C;-C; alquilo sustituido, metanosulfonilo, carbamoilo,
carbamoilo sustituido con C4-C; alquilo, y acetamido;

R' es H, metilo, etilo, isopropilo;

R? es H o gem-dimetilo;

R® es H, cloro o fluoro;

R* es H, metoxi, hidroxi, metilo, fluoro, bromo, ciano, difluorometilo, trifluorometilo,
difluorometoxi, trifluorometoxi, acetilo, aminometilo, 1-aminociclopropil,
morfolinometilo, 2-hidroxipropano-2-ilo, morfolina-4-carbonilo, 2 - morfolinoetoxi, 2-
(dimetilamino)etil(metilJamino,  2-hidroxietilamino,  piperidin-1-ilo,  piperidin-2-ilo,
pirrolidin-1-ilo, piperidin-4-ol, morfolino, piperazin-1-ilo, 4-metilpiperazin-1-ilo, 4-
(etilsulfonil)piperazin-1-ilo, 4-(2-(isopropilamino)-2-oxoetil) piperazin-1-ilo, 4-(piridin-2-
iNpiperazin-1-ilo, 4-(pirimidin-2-il)piperazin-1-ilo, 2-oxopirrolidin-1-ilo, 2-oxopiperidin-1-
ilo, 6-metilpiridacin-3-iloxi, 6-aminopiridazin-3-iloxi, piridazin-3-iloxi, pirazin-2-iloxi, 3-
aminopyrazin-2-iloxi, S-aminopyrazin-2-iloxi, 6-aminopyrazin-2-iloxi,1,2,4-oxadiazol-3-
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il, 3,5 -dimetilisoxazol-4-il, 1H-pirazol-4-ilo, 2-cianofenil, 3-cianofenilo, 4-cianofenilo, 4 -
(metanosulfonil)fenilo, 3-(metanosulfonil)fenilo, 2-(metanosulfonil)fenilo,
carbamoilfenilo, piridinilo, aminopyridinyl, piridazin-3-ilo, 6-metilpiridacin-3-ilo, 6-
(trifluorometil)piridazin-3-ilo, B6-(difluorometil)piridazin-3-ilo, 6-((difluorometoxi)metil)-
piridazin3-ilo, 6-aminopiridazin-3-ilo, 6-(metilamino)piridazin-3-ilo, 6-(dimetilamino)
piridazin-3-ilo, 6-morpholinopyridazin-3-ilo, 6-(4-hidroxipiperidin-1-ilo) piridazin-3-ilo, 6-
(4-metilpiperazin-1-il)piridazin-3-ilo, 6-(hidroximetil)piridazin-3-ilo, 6-
(metoxicarbonil)piridazin-3-ilo, pirimidin-2-ilo, pirimidin-4-ilo, pirimidin-5-ilo, pirazin-2-
ilo, 3-aminopyrazin-2-ilo, 5-aminopyrazin-2-ilo, 6-aminopyrazin-2-ilo, 2-oxopiridin-1
(2H)-ilo, 2-oxopirrolidin-1-ilo, 6-oxo-1 ,6-dihidropiridazin-3-ilo, 6-oxopyridazin-1 (6H)-ilo,
imidazo [1,2-a] piridin- 6-ilo, imidazo[1,2-a]pirazin-3-ilo, 3-oxo-[1,2,4] triazolo [4,3-a]
piridin-2 (3H)-ilo, 5,6-dihidroimidazo [1,2-a] pirazina-7 (8H)-ilo, 3- (trifluorometil)-5,6-
dihidro-[1,2,4]triazolo[4,3-a]pirazina-7(8H)-ilo, [1,2,4] triazolo[1,5-a] piridin-6-ilo, [1,2,4]
triazolo [4,3-a] piridin-6-ilo, 3,3-dimetil-2-oxoindolin-5-ilo, 5,6-dihidroimidazo [1,2-a]
pirazina-7 (8H)-ilo, 3-metil-[1,2,4] triazolo [4,3-b] - piridazinilo, [1,2,4]triazolo[4,3-b]-
piridazinilo, o oxooxazolidin-3-ilo;

R® es H, cloro o fluor;

R® es H, cloro o fluor;

R” es H;

R® es H, fluor, metilo o hidroxilo; y

R® es H o hidroxilo.

El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, caracterizado porque el atomo de
carbono designado * esta en la configuracion R.

El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, caracterizado porque el atomo de
carbono designado * esta en la configuraciéon S.

El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, caracterizado porque el compuesto
es un estereoisémero (+).

El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, caracterizado porque el compuesto
es un estereocisémero (-).

Una composicién farmacéutica caracterizado porque comprende un vehiculo
farmaceuticamente aceptable y una cantidad terapéuticamente eficaz del compuesto
de acuerdo con la reivindicacion 1.



