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Nosotros reivindicamos:

1. Un método para disminuir la cantidad bacteriana en
una muestra bioldgica, que comprende la etapa de
contactar dicha muestra biolégica con un compuesto de la

férmula I:

o- un derivado o profarmaco farmacéuticamente aceptable

del mismo, en donde:

Z es O o N-R%;

W es nitrégeno o CR%;

R" es seleccionado a partir de hidrégeno, halégeno, -CFs,
R’, -OR’, o -N{(R"),;

R! es un anillo arilo o heteroarilo, en donde dicho
anillo se encuentra opcionalmente substituido por
hasta cuatro R?; en donde un substituyente R’ en la
posicién orto de R' tomado junto con R? pueden formar
un anillo de 5-8 miembros fusionado, insaturado o
parcialmente insaturado, opcionalmente substituido,
que tiene 0-2 hetercdtomos en el anillo seleccionados

a partir de nitrédgeno, oxigeno o azufre;
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R2

Yy R® son cada uno independientemente seleccionados a
partir de R®, halégeno, CN, SRS, OR®, N(R®)z, NRCOzR®,
NRCON (R®);, CON(R®)2, NRCOR®, NRN(R®),, COR®, CO.R®,
COCOR®, SO2R®, SO.N{(R®)2, o NRSO:R®; o R’ y R?® son
tomados juntos para formar un anillo de 5-8 miembros
fusionado, insaturado o parcialmente insaturado,
opcionalmente substituido, que contiene 0-2
heterocdtomos en el anillo seleccionados a partir de
nitrégeno, oxigeno o azufre;

es seleccionado a partir de RS, CON(R®), COR®, CO:R®,

COCOR®, SO,R®, SO,N(R®)2, o (CHa)yR%;

y es 1-6;

R5

Ar

es seleccionado a partir de R’, Ar, COAr, CON(R’)Ar,
(CHz) yCO2R, (CHz) yN(R7)2, C(=NR!?)-N(R")2, C(=NR'?)-NRCOR,
C(=S)-N{R’);, CON(R"),, COR, SO;R, o SO:N(R):;

es un anillo heterocarilo, heterocicliloe, o
carbociclilo de 5 miembros, en donde dicho anillo se
encuentra opcionalmente substituido por hasta tres
substituyentes seleccionados a partir de oxo,
halégeno, CN, NO;, R?, OR®, NHR®, NHCOR®, NHCONHR®,

COR®, CONHR®?, SO,R®, NHSO,NHR! o SO,NHR®;

cada R® es independientemente seleccionado a partir de R’

0 un grupo opcionalmente substituido seleccionado a
partir de alcoxi, hidroxialquilo, heterociclilo,
heterociclilalquilo, arilo, aralquilo, aralcoxi,
ariloxialquilo, heteroarilo, heteroaralquilo,

hetercaralcoxi, o heterocarailoxialquililo;

cada R’ es independientemente seleccionado a partir de

hidrégeno o un grupo alifatico opcionalmente
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substituido que tiene de uno a seis carbonos, o dos R’
en el mismo nitrdgeno tomados junto con el nitrégeno
opcionalmente forman un anillo heterociclico de cuatro
a seis miembros, saturado o insaturado, que tiene de
uno a tres heterodtomos;

R® es un grupo alifdtico C;-Cs, en donde dos R® en
posiciones adyacentes de Ar, o un anillo arilo o
hetercarilo, pueden ser tomados junto con sus atomos
intervinientes para formar un anillo fusionado de tres
a seis miembros;

cada R’ es independientemente seleccionado a partir de
oxo, halégeno, CN, NO2, T,(haloalquilo), RS, SRS, ORS,
OR®, N(R®)2, CON(R®),, CON(R)COR®, COR®, CO.R®, CO.N(R®),,
COCOR®, SO0,R®, SO,N(R%)2, N(R)T.CO:R®, N(R)TLCON(R®),,
N(R) T-N(R®)2, N(R)T.NRCO2R®, N(R)T.NRCON(R®)2, N(R)T,CORS,
N(R) T.NRCOR®, N(R)TnSO:N(R%)z, N(R)T,SO;R®, T,PO(OR’),,
TaOPO(OR?)2, TaSP(OR")2, ThPO(OR’)2, o TyNPO(OR’),;

cada Q es un alquilo recto (o} ramificado
independientemente seleccionado de C;-Cj;;

T es seleccionado a partir de -Q- o -Qu-CH(Q.-R?)-;

cada m y n son independientemente seleccionados a partir
de cero o uno;

y R es seleccionado a partir de R’ o Ar.

2. El método de acuerdo con la reivindicacién 1, en

donde dicho compuesto tiene la fé4rmula Ia o Ib:
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R! P
R
R®
SO
Ia Ib

0 un derivado o profadrmaco farmacéuticamente aceptable

del mismo.

3. El método de acuerdo con la reivindicacién 2, en
donde dicho compuesto tlene wuna o© mis de las
caracteristicas seleccionadas a partir del grupo que
consiste de:
(a) R!' es un anillo arilo o hetercarilo
opcionalmente substituido;
(b) R® y R* son cada uno independientemente
seleccionados a partir de halégeno, CN, COzRS,
OR®, o R%;
(c) R® es COs,R, COAr, COR, CON(R");, Ar, (CH;),CO.R,
o (CH2)N(R")z2; y
(d) R? es halégeno, CN, oxo, R®, SRS, ORY, N(RY).,
CON(R®) 2, CO2R®, CON (R) COR®, N(R) T.CO2:R®,
N (R) TaNRCO2R®, N(R)T.N(R®)2, NOz, Ta(haloalquil),

CO;N (R)2, COR®, SO.R®, o SO0.N(R®),.

4. El método de acuerdo con la reivindicacién 3, en

donde:
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(a)

(b)

(c)

(d)

Rl es un anillo arilo o heteroarilo
opcionalmente substituido;

R y R’ son cada uno independientemente
seleccionados a partir de halégeno, CN, CO2RS,
OR®, o R%;

R® es COR, COAr, COR, CON(R")2, Ar, (CHz),CO:R,
o (CHz)yN(R)2; y

R’ es halégeno, CN, oxo, R®, SR®, OR®, N(R®),,
CON(R®) 3, COzRS, CON (R) CORS, N (R) T,COzRS,
N (R) T,NRCO:R®, N(R)TuN(R®)2, NO;, Ta(haloalguil),

CO,N (R%)2, COR®, SO,R®, o SO,N(RY),.

5. El método de acuerdo con la reivindicacién 3, en

donde dicho compuesto tiene una o mds caracteristicas

seleccionadas a partir del grupo que consiste de:

(a)

{b)

(c)
(d)
(e)
(£)

R' es un anillo opcionalmente substituido
seleccionado a partir de fenilo, 2-piridilo, 3-
piridilo, 4-piridilo, tienilo, pirimidilo,
imidazol-1-ilo, imidazol-2-ilo, pirazol-l-ilo,
amino-pirimidinilo, quinolinilo,
aminobenzimidazol, o indolilo;

R? es hidrégeno, alcoxi, aminoalquilo, 0
halégeno;

R} es hidrégeno, alcoxi, aralcoxi, o halégeno;
R' es hidrégeno o (CHz)R%;

R® es CON(R")2, Ar, (CH2)yCOzR, o (CHz),N(R")2; ¥
R’ es halégeno, CN, oxo, R®, SR®, OR®, N(R%),,

CON (R%) 2, CO2R®, CON(R)COR®, o N(R)T,CO;R®.
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6. El método de acuerdo con la reivindicacién 5, en

donde:

(a)

(b)

(c)
(d)
(e)
(£)

R' es un anillo opcionalmente substituido
seleccionado a partir de fenilo, 2-piridilo, 3-
piridilo, 4-piridilo, tienilo, pirimidilo,
imidazol-l-ilo, imidazol-2-ilo, pirazol-l-ilo,
amino-pirimidinilo, quinolinilo,
aminobenzimidazol, o indolilo;

R® es hidrégeno, alcoxi, aminoalquilo, o
halégeno;

R} es hidrégeno, alcoxi, aralcoxi, o halégeno;
R' es hidrégeno o (CHz),R%;

R® es CON(R")z, Ar, (CHz),COz2R, o (CH2)yN(R")2; ¥y
R* es halégeno, CN, oxo, R®%, SR®, OR®, N(RS),,

CON (R®)2, CO.R®, CON{R)COR®, o N(R)T,CO2RS.

7. El método de acuerdo a la reivindicacién 1, en donde

dicho compuesto tiene la férmula IIa o IIb:

n" 4 o n'

IZIa IId

o un derivado o profdrmaco farmacéuticamente aceptable de

los mismos, en donde:
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W es nitrégeno o CR®;

R* es seleccionado a partir de hidrégeno, haldégeno, -CFs,

Rl

R', -OR’, o ~N(R")2;

es un anillo arilo o heteroarilo, en donde dicho
anillo se encuentra opcionalmente substituido por
hasta cuatro R%; en donde un substituyente R®? en 1la
posicién orto de R' tomado junto con R? puede formar un
anillo fusionado de 5-8 miembros, insaturado o
parcialmente insaturado, opcionalmente substituido,
que tiene 0-2 heterodtomos en el anillo seleccionados
a partir de nitrégeno, oxigeno, o azufre;

y R’ son cada uno independientemente seleccionados a
partir de R%, halégeno, CN, SR®, ORS, N(R®);, NRCO:RS,
NRCON(R®)2, CON(R%);, NRCORS, NRN(R), CORS, CO.RS,
COCOR®, SO,R®, SON(R®)2, o NRSO;R®; o R® y R’ son
tomados juntos para formar un anillo fusionado de 5-8
miembros, insaturado o parcialmente insaturado,
opcionalmente substituido, que contiene 0-2
heterodtomos en el anillo seleccionados a partir de
nitrbégeno, oxigeno, o azufre;

es seleccionado a partir de RS, CON(R®), CORS, CORS,

COCOR®, SO,R, SO,N(R®)2, o (CHz),R®:

y es.1-6;

Ar

es un anillo heteroarilo, heterociclilo, o
carbociclilo, de cinco miembros, en donde dicho anillo
se encuentra opcionalmente substituido por hasta tres
substituyentes seleccionados a partir de oxo,
halégeno, CN, NOz;, R% OR®, NHR®, NHCOR®, NHCONHR®,

COR®, CONHR?, SO,R®, NHSO,NHR® o SO,NHRY;
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cada R® es independientemente selecciocnado a partir de R’

0 un grupo opcionalmente substituido seleccionado a
partir de alcoxi, hidroxialquilo, heterociclilo,
heterociclilalquilo, arilo, aralquilo, aralcoxi,
ariloxialquilo, heteroarilo, heteroaralquilo,

heterocaralcoxi, © heteroarailoxialquilo;

cada R’ es independientemente seleccionado a partir de

hidrégeno o un  grupo alifatico opclionalmente
substituido, que tiene de uno a seis carbonos, o dos
R’ en el mismo nitrégeno tomados Jjunto con el
nitrégeno opcionélmente forman un anillo heterociclico
de cuatro a seis miembros, saturado o insaturado,'que
tiene de uno a tres heterodtomos;

es un grupo alifatico C;-C4, en donde dos R* en
posiciones adyacentes de Ar, o un anillo arilo o
hetercarilo, pueden ser tomados junto con sus Aatomos
intervinientes para formar un anillo fusionado de tres

a sels miembros;

cada R® es independientemente seleccionado a partir de

oxo, haldgeno, CN, NO2, Tn{haloalquilo), R®, SRS, ORS,
OR®, N(R®);, CON(R®)z, CON(R}COR®, COR®, COR®, CO.N(R®)a,
COCOR®, SO;R®, SO;N(R®)2, N(R)T,CO2R®, N (R)T,CON (R®)g2,
N (R) ToN (R%) 2, N(R)T-NRCO.R®, N(R)T,NRCON(R%)2, N(R)TACORS,
N(R) T.NRCOR®, N(R)T,SO:N{R®)2, N(R)T.SOzR®, T,PO(OR’)2,

T.OPO (OR")2, ToSP(OR’)2, TaPO(OR’}2, © T.NPO(OR"):;

cada Q es un alquilo ramificado o recto,

independigntemente seleccionado entre C;-Cj;

T es seleccionado a partir de -Q- o —-Qn—CH(Qu-R?)-; ¥y



cada m y n son independientemente seleccionados a partir

de cero o uno.

8. El método de acuerdo con la reivindicacién 7, en

donde dicho compuesto tiene una o mas caracteristicas

seleccionadas a partir del grupo que consiste de:

(a)

(b)

{c)

Rl es un anillo arilo o hetercarilo
opcionalmente substituido;

R y R® son cada uno independientemente
seleccionados a partir de halbégeno, CN, COaRS,
OR®, o R%; y ‘

R® es hal6geno, CN, oxo, R®, SRS, ORS, N(R®),,
CON (R%) 2, CO2RS, CON (R) COR®, N (R) T.CO:R,
N (R) T.NRCO;R®, N(R)T.N(R®)2, NO;, Ts(haloalquil),

CO,N (R%),, COR®, SOzR®, o S0.N(R®),.

9. El método de acuerdo con la reivindicacién 8, en

donde:

(a)

(b)

(c)

R! es un anillo arilo o heteroarilo
opcionalmente substituido:;

R y R® son cada wuno independientemente
seleccionados a partir de halégeno, CN, COzRS,
ORS, o R%; y

R® es halégeno, CN, oxo, Rf, SRS, OR®, N(R®)a,
CON (R®) 2, CO2R®, CON (R) COR?, N (R) T,CO2RS,
N (R) T.NRCO2R®, N(R)T.N(R®)2, NOa2, Ta(haloalquil),

CO.N (R%)», COR®, SO.,R®, o SO0,N(R%),.



10. El1 método de acuerdo con la reivindicacién 8, en

donde dicho compuesto tiene una o mas caracteristicas

seleccionadas a partir del grupo que consiste de:

(a)

(b)

(c)
(d)

(e)

R! es un anillo opcionalmente substituido
seleccionado a partir de fenilo, 2-piridilo, 3-
piridilo, 4-piridilo, tienilo, pirimidilo,
imidazol-1-ilo, imidazol-2-ilo, pirazol-l-ilo,
amino-pirimidinilo, quinolinilo,
aminobenzimidazol, o indolilo:;

R> es hidrégeno, alcoxi, aminoalquilo, o
halégeno;

R® es hidrégeno, alcoxi, aralcoxi, o halégeno;
R' es hidrégeno o (CHz)yR?%; y

R’ es halSgeno, CN, oxo, R%, SR®, ORS, N(R®)a,

CON (R®)2, CO,R®, CON(R)COR®, o N{R)T.COzR®.

11. El1 método de acuerdo con la reivindicacién 10, en

donde:

(a)

(b)

(c)

(d)

R' es un anillo opcionalmente substituido
seleccionado a partir de fenilo, 2-piridilo, 3-
piridilo, 4-piridilo, tienilo, pirimidilo,
imidazol-l-ilo, imidazol-2-ilo, pirazol-l-ilo,
amino-pirimidinilo, quinolinilo,
aminobenzimidazol, o indolilo:;

R? es hidrégeno, alcoxi, aminoalqguilo, o
halégeno;

R} es hidrégeno, alcoxi, aralcoxi, o halégeno;

R*' es hidrégeno o (CHz),R?%; y
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12.

(e) R? es halégeno, CN, oxo, RS, SRS, OR®, N(R%),,

CON (R®),, CO,R®, CON(R)COR®, o N(R)T,CO.R®.

El método de acuerdo con la reivindicacién 1, en

donde dicho compuestoc tiene la férmula IIXIa o IXIIb:

A A
W
r®
o
IXIIa IIIb

o un derivado o profdrmaco farmacéuticamente aceptable de

los mismos, en donde:

W es nitrbégeno o CR®;

RI.

El

es seleccionado a partir de hidrégeno, halégeno, -CFj;,
R’, -OR’, o -N(R")3;

anillo A se encuentra opcionalmente substituido con
hasta tres R%; en donde cuando un substituyente R? se
encuentra en la posicién orto del anillo A, dicho
substituyente R’ puede ser tomado junto con R? para
formar un anillo de 5-7 miembros, opcionalmente
substituido, que contiene 0-2 heterodtomos en el
anillo seleccionades a partir de nitrégeno, oxigeno o
azufre;

vy R?® son cada uno independientemente seleccionados a
partir de R®, halégeno, CN, SR®, OR®, N(R®)z, NRCO:RS,
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NRCON(R®)2, CON(R%)2, NRCOR®, NRN(R%),, COR®, CO;RS,
COCOR®, SO,R®, SO:N(R®)2, o NRSO:R; o R® y R? son
tomados juntos para formar un anillo de 5-8 miembros
fusionado, insaturado o parclalmente insaturado,
opcionalmente substituido, que contiene 0-2
heterodtomos en el anillo seleccionados a partir de
nitrégeno, oxigeno o azufre;

es seleccionado a partir de R®, CON(R%), COR‘, COzR‘,

COCOR®, SO.R®, SO;N(R)2, o (CHz),R%;

y es 1-6;

RS

Ar

es seleccionado a partir de R’, Ar, COAr, CON(R")Ar,
(CHz) yCO2R, (CH2)yN(R’)2, C(=NR®)-N(R’)2, C(=NR'®)-NRCOR,
C(=S)-N(R")2, CON(R")z, COR, SOzR, o SO;N(R’)2;

es un anillo heteroarilo, heterociclilo, o]
carbociclilo de 5 miembros, en donde dicho anillo se
encuentra opclonalmente substituido por hasta tres
substituyentes seleccionados a partir de OXO0,
halégeno, CN, NO;, R OR®, NHR®, NHCOR?, NHCONHR®,

COR?, CONHR®?, SO,R®, NHSO;NHR®* o SO;NHR®;

cada R® es independientemente seleccionado a partir de R’

o un grupo opcionalmente substituido seleccionado a
partir de alcoxi, hidroxialquilo, heterociclilo,
heterociclilalquilo, arilo, aralquilo, aralcoxi,
ariloxialquilo, heteroarilo, hetercaralquilo,

heteroaralcoxi, o heterocarailoxialquilo;

cada R’ es independientemente selecclonado a partir de

hidrégeno o un grupo alifatico opcionalmente
substituido que tiene de uno a seis carbonos, o dos R’

en el mismo nitrdédgeno tomados junto con el nitrdgeno

113

B



opcionalmente forman un anillo heterociclico de cuatro
a seis miembros, saturadd o insaturado, que tiene de
uno a tres heteroatomos;

R® es un grupo alifitico C;-C4, en donde dos R? en
posiciones adyacentes de Ar, o un anillo arilo o
heteroarilo, pueden ser tomados junto con sus &atomos
intervinientes para formar un anillo fusionado de tres
a seis miembros;

cada R' es independientemente seleccionado a partir de
oxo, halégeno, CN, NO2, T.(haloalquilo), R®, SR®, ORS,
OR®, N(R®);, CON(R®);, CON(R)COR®, COR®, CO,R®, CO.N(R®).,
COCOR®, SO,R®, SO:N(Rf)2, N(R)T,COzR®, N(R)}TLCON (R®),,
N(R)ToN(Rf)2, N(R)T,NRCOzR®, N(R)T,NRCON (R%),, N(R)T,CORS,
N(R) T.NRCOR®, N(R)T.SO;N(R®)2, N(R)TnSO:R®>, ToPO(OR’)2,
TnOPO(OR")2, TaSP(OR’)2, ToPO(OR’)2, o TmNPO(OR')2;

cada Q es un alquilo recto o ramificado
independientemente seleccionado de C;-Cj;

T es seleccionado a partir de =-Q- o —Qu—-CH(Qu-R?)-;

cada m y n son independientemente seleccionados a partir
de cero o uno;

y R¥ es seleccionado a partir de R’ o Ar.

13. El1 método de acuerdo con la reivindicacién 12, en
donde dicho compuesto tiene una o miAs caracteristicas
seleccionadas a partir del grupo que consiste de:
(2) R® y R} son cada uno independientemente
seleccionados a partir de halégeno, CN, COzRS,

OR®, o RS;
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(b)

(c)

R® es CO;R, COAr, COR, CON(R’)z, Ar, (CH),CO:R,
o (CH)yN(R")a2: ¥

R® es halégeno, CN, oxo, R®, SR®, OR®, N(R%),,
CON (R®) 2, éozR‘, CON (R) COR®, N (R) T.CO2R®,
N(R) T-.NRCO2R®, N(R)T.N(R®)2, NOz, Ta(haloalquil),

CON{(R®)2, COR®, SO.R®, o SO,N(R®),.

14. El1 método de acuerdo con la reivindicacién 13, en

donde:

(a)

(b}

(c)

R® y R son cada uno independientemente
seleccionados a partir de halédgeno, CN, CO:R‘,
OR®, o R%;

R es CO,R, COAr, COR, CON(R’)z, Ar, (CHz),CO:R,
o (CH2)yN(R")2: y

R’ es hal6geno, CN, oxo, R%, SR%, ORS, N(R®),,
CON (R®) 2, CO2R®, CON (R) COR®, N (R) T,CO;R®,
N{R) T.NRCO2RS, N(R)T.N(R%)2, NOz, Tn(haloalquil),

CO,N(R®),, COR®, SO,R®, o SO0.N(R®)a2.

15. El método de acuerdo con la reivindicacién 13, en

donde dicho compuesto tiene una o més caracteristicas

seleccionadas a partir del grupo que consiste de:

(a)

(b)
(c)
(d)

(e)

R? es hidrégeno, alcoxi, aminoalquilo, o
halégeno;

R} es hidrégeno, alcoxi, aralcoxi, o halégeno;
R* es hidrégeno o (CHz),R%;

R® es CON(R")2, Ar, (CHz),CO2R, o (CHz2}N(R")a2; y
R’ es halégeno, CN, oxo, R®, SR®, OR®, N(R%)j,

CON (R%)2, CO2R%, CON(R)COR®, o N(R)T,CO:RS.
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16. El método de acuerdo con la reivindicacién 15, en
donde:
(a) R* es hidrégeno, alcoxi, aminocalquilo, o
halégeno;
(b) R? es hidrégeno, alcoxi, aralcoxi, o haldgeno;
(c) R' es hidrégeno o (CHz)R%;
(d) R® es CON(R")2, Ar, (CHz)yCOzR, o (CHz)yN(R")2; ¥y
(e} R? es halégeno, CN, oxo, RE, SR, OR%, N(R®),,

CON (R%),, CO;R®, CON(R)COR®, o N(R)T.CO:RS.

17. El1 método de acuerdo con la reivindicacién 1, en
donde dicho compuesto es seleccionado a partir de

aquellos listados en cualesquiera de las Tablas 1 y 2.

18. El1 método de acuerdo con la reivindicacién 1 que
ademds comprende la etapa de contactar dicha muestra
biolégica con un agente que incrementa la susceptibilidad

de los organismos bacterianos a los antibiéticos.

19. Un método para tratar una infecciédn bacteriana en un
mamifero en necesidad del mismo, que comprende la etapa
de administrar a dicho mamifero una cantidad
terapéuticamente efectiva de un compuesto de la férmula

I:
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o un derivado o profarmaco farmacéuticamente aceptable

del mismo, en donde:

Z es O o N-R%;

W es nitrégeno o CR®*;

R* es seleccionado a partir de hidrégeno, halégeno, -CFi,

Rl

R’, -OR’, o -N(R")3z;

es un anillo arilo o heteroarilo, en donde dicho
anillo se encuentra opcionalmente substituido por
hasta cuatro R%; en donde un substituyente R’ en la
posicién orto de R! tomado junto con R?! pueden formar
un anillo de 5-8 miembros fusionado, insaturado o
parcialmente insaturado, opcionalmente substituido,
que tiene 0-2 heterocdtomos en el anillo seleccionados
a partir de nitrégeno, oxigeno o azufre;

y R’ son cada uno independientemente seleccionados a
partir de R®, halégeno, CN, SR®, OR®, N(R®),, NRCO:R®,
NRCON(R®);, CON(R®), NRCOR®, NRN(R®);, CORS, CO.R®,
COCOR®*, SO,R®, SO,N(R®)2, o NRSO;R®; o R* y R’ son
tomados juntos para formar un anillo de 5-8 miembros
fusionado, insaturado o parcialmente insaturado,

opcionalmente substituido, que contiene 0-2
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heterodtomos en el anillo seleccionados a partir de
nitrégeno, oxigeno o azufre;

R' es seleccionado a partir de R, CON(R®), CORS, COsRS,
COCOR®, SO;R®, SO:N(R®)2, o (CHz)yR?;

y es 1-6;

R’ es seleccionado a partir de R’, Ar, COAr, CON(R’)Ar,
(CHz) yCO2R, (CH2)yN(R7)2, C(=NR'®)-N(R"),, C(=NR!?)-NRCOR,
C(=S)-N(R")2, CON{(R")z, COR, SOzR, o SO.N(R’)2;

Ar es un anillo heteroarilo, heterociclilo, o
carbociclilo de 5 miembros, en donde dicho anillo se
encuentra opcionalmente substituldo por hasta tres
substituyentes seleccionados a partir de ox0,
halégeno, CN, NO;, R®, OR?, NHR®, NHCOR®, NHCONHR®,
COR®?, CONHR®, SO,R®, NHSO,NHR® o SO,NHR;

cada R® es independientemente seleccionado a partir ge R’
0 un grupo opcionalmente substituide seleccionado a
partir de alcoxi, hidroxialquilo, heterociclilo,
heterociclilalquilo, arilo, aralquilo, aralcoxi,
ariloxialquilo, heterocarilo, hetercaralquilo,
heterocaralcoxi, o heteroarailoxialquilo;

cada R’ es independientemente seleccionado a partir de
hidrégeno © un grupo alifético opcionalmente
substituido que tiene de uno a seis carbonos, o dos R’
en el mismo nitrébgeno tomados junto con el nitrégeno
opcionalmente forman un anillo heterociclico de cuatro
a seis miembros, saturado o insaturado, que tiene de
uno a tres heterocatomos;

R® es un grupo alifitico C;-Ci, en donde dos R® en

posiciones adyacentes de Ar, o un anillo arilo o



heterocarilo, pueden ser tomados Jjunto con sus &Atomos
intervinientes para formar un anillo fusionado de tres
a seis miembros;

cada R’ es independientemente seleccionado a partir de
oxo, halégeno, CN, NO;, T,(haloalquilo), RS, SR®, ORS,
OR?, N(R®)2, CON(RS);, CON(R)COR®, CORS, CO:R®, CO,N(R®)2,
COCOR®, SO0zR®, SO.N(Rf), N(R)T.COR®, N(R)TaCON(R®),,
N(R) TN (R®)2, N(R)T.NRCO:R®, N(R)T,NRCON(R®)z, N(R)T.COR®,
N (R) T.NRCOR®, N(R)T,SO;N(R®)z, N(R)TaSO2R®, T,PO(OR’)2,
T.OPO (OR")2, TaSP{OR’)2, TnPO(OR’)2, o TnNPO(OR’)a;

cada Q es un alquilo recto o ramificado
independientemente seleccionado de C;-Ca;

T es seleccionado a partir de =Q- o —Qu-CH(Qu-R?)-;

cada m y n son independientemente seleccionados a partir
de cero o uno;

y R'® es seleccionado a partir de R’ o Ar.

20. El1 método de acuerdo con la reivindicacién 19, en

donde dicho compuesto tiene la férmula Ia o Ib:

1

R! 2 R -
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© un derivado o profarmaco farmacéuticamente aceptable

del mismo.

21. El1 método de acuerdo con la reivindicacién 20, en
donde dicho compuesto tiene una o mis de las
caracteristicas seleccionadas a partir del grupo que
consiste de:
(@) R! es wun anillo arilo o heteroarilo
opcionalmente substituido;
(b) R y R son cada uno independientemente
seleccionados a partir de halégeno, CN, CO;RS,
OR®, o R%;
(c) RS es CO,R, COAr, COR, CON(R’),, Ar, (CHz),CO:R,
o (CH2)yN(R")2; ¥
(d) R® es halégeno, CN, oxo, RS, SR®, OR®, N(R%)a,
CON (RS) 5, COzRS, CON (R) CORS, N (R) TACO2R°,
N(R) T.NRCO2R®, N(R)T:N(R®)2, NOz, Ta.(haloalquil),

CO,N (R%),, COR®, SO,R®, o SO.N(R®),.

22. El1 método de acuerdo con la reivindicacién 21, en
donde:
(a) R! es un anillo arilo o] hetercarilo
opcionalmente substituido;
(b) R? Yy R’® son cada uno independientemente
seleccionados a partir de halégeno, CN, CO2RS,
OR®, o R%;
(c) R° es CO,R, COAr, COR, CON(R’)2, Ar, (CHz),CO:R,

o (CH2)yN(R")2; ¥y
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(d) R® es halégeno, CN, oxo, R®, SR%, OR%, N(R®)a,
CON (R®) 5, CO2RE, CON (R) CORS, N (R) T.CO2RS,
N(R) T.NRCO,R®, N(R)TaN(RS)2, NOz, Ta(haloalquil),

CO.N (R%) 2, COR®, SO:R®, o SO0.N(R®)a.

23. El1 método de acuerdo con la reivindicacién 21, en
donde dicho compuesto tiene una o mis caracteristicas
seleccionadas a partir del grupo que consiste de:

(a) R' es un anillo opcionalmente substituido
seleccionado a partir de fenilo, 2-piridilo, 3-
piridilo, 4-piridilo, tienilo, pirimidilo,
imidazol-1-ilo, imidazol-2-ilo, pirazol-1l-ilo,
amino-pirimidinilo, quinolinilo,
aminobenzimidazol, o indolllo;

(b) R® es hidrégeno, alcoxi, aminoalquilo, o
halégeno;

(c} R? es hidrégeno, alcoxi, aralcoxi, o haldgeno;

(d) R* es hidrégeno o (CH;),R?;

(e) R® es CON(R")2, Ar, (CHz),CO:R, o (CHz),N(R"),; ¥

(f) R® es haldégeno, CN, oxo, R%, SR®, ORS, N(R®)a,

CON(R®),, CO.R®, CON(R)COR®, o N(R)T.CO:RE.

24. El1l método de acuerdo con la reivindicacién 23, en
donde:

(a) R' es un anillo opcionalmente substituido

seleccionado a partir de fenilo, 2-piridilo, 3-

piridilo, 4-piridilo, tienilo, pirimidilo,

imidazol-1-ilo, imidazol-2-ilo, pirazol-l-ilo,
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(b)

(e)
(d)
(e}
(£)

amino-pirimidinilo, quinolinilo,
aminocbenzimidazol, o indolilo;

R? es hidrégeno, alcoxi, aminoalquilo, o
halégeno;

R} es hidrégeno, alcoxi, aralcoxi, o halégeno;
R* es hidrégeno o (CHz)R?;

R® es CON(R")z, Ar, (CHz),COzR, o (CHz)N(R")2; ¥y
R es haldgeno, CN, oxo, R®, SRS, ORS, N(R%),,

CON (R),, CO;R®, CON{R)COR®, o N(R)T,CO.RS.

25. El1 método de acuerdec a la reivindicacién 19, en

donde dicho compuesto tiene la férmula IIa o IIb:

n? "4 o n‘l ' 4
ITa IIb

o un derivado o profiarmaco farmacéuticamente aceptable de

los mismos, en donde:

W es nitrégeno o CR%;

R* es selecclonado a partir de hidrégeno, halégeno, -CFi,

R’, -OR?, o =-N(R")»;

R® es un anillo arilo o heteroarilo, en donde dicho

anillo

se encuentra opcionalmente substituido por

hasta cuatro R%; en donde un substituyente R® en 1la
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posicién orto de R! tomado junto con R? puede formar un
anille fusionado de 5-8 miembros, insaturado o
parcialmente insaturado, opcionalmente substituido,
que tiene 0-2 heterodtomos en el anillo seleccionados
a partir de nitrégeno, oxigeno, o azufre;

y R’ son cada uno independientemente seleccionados a
partir de R®, halégeno, CN, SR®, OR®, N(R®),, NRCO:RS,
NRCON(R®)2, CON(R®),, NRCOR®, NRN(R®);, COR®, CO.RS,
COCOR®, SO,R®, SO.N(R®)2, o NRSO;R; o R?® y R’ son
tomados juntos para formar un anillo fusionado de 5-8
miembros, insaturado o parcialmente insaturado,
opcionalmente substituido, que contiene 0-2
heterodtomos en el anillo seleccionados a partir de
nitrégeno, oxigeno, o azufre;

es seleccionado a partir de R®%, CON(R®), COR®, CO:RS,

COCOR®, SO;R®, SO,N(RS)2, o (CHz)yR%;

y es 1-6;

Ar

es un anillo heterocarilo, heterociclilo, (o}
carbociclilo, de cinco miembros, en donde dicho anillo
se encuentra opcionalmente substituido por hasta tres
substituyentes seleccionados a partir de oxo,
halégeno, CN, NOz, R®, ORY, NHR®, NHCOR', NHCONHR®,

COR®, CONHR®?, SO,R®, NHSO,NHR? o SO,NHR®;

cada R® es independientemente seleccionado a partir de R’

© un grupo opcicnalmente substituldo seleccionado a
partir de alcoxi, hidroxialquilo, hetercociclilo,
heterociclilalquilo, arilo, aralquilo, aralcoxi,
ariloxialquilo, heterocarilo, heteroaralquilo,

heteroaralcoxi, o hetercarailoxialquilo;
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cada R’ es independientemente seleccionado a partir de
hidrégeno o un grupo alifatico opcionalmente
substituido, que tiene de uno a seis carbonos, o dos
R'" en el mismo nitrégenc tomados 3junto con el
nitrégeno opcionalmente forman un anillo heterociclico
de cuatro a seis miembros, saturado o insaturado, que
tiene de uno a tres heteroitomos;

R® es un grupo alifético C;-C;, en donde dos R en
posiciones adyacentes de Ar, o un anillo arilo o
heteroarilo, pueden ser tomados junto con sus &atomos
intervinientes para formar un anillo fusionado de tres
a seis miembros;

cada R’ es independientemente seleccionado a partir de
oxo, haldgeno, CN, NOa2, Ta(haloalquilo), RS, SR®, ORS,
OR®, N(R®);, CON(RS)z, CON(R)COR®, COR®, CO,R®, CO.N(R®),,
COCOR®, SO,R®, SO:N(Rf)2, N(R)TLCO;R®, N(R)TLCON(R®),,
N(R) TaN (R)2, N(R)T.NRCOR®, N(R)T.NRCON(R%)2, N(R)T.COR®,
N(R)T,NRCOR®, N(R)TaSO:N(R®)2, N(R)ToSO;R®, TyPO(OR")2,
TaOPO (OR")2, TaSP(OR’)2, TaPO(OR")z, © T.NPO(OR")2;

cada Q es un alquilo ramificado (o) recto,
independientemente seleccionado entre C;-Cj;

T es seleccionado a partir de -Q- o —Qn—CH (Qn—R?) -; Y

cada m y n son independientemente seleccionados a partir

de cero o uno.
26. El1 método de acuerdo con la reivindicacién 25, en

donde dicho compuesto tiene una o mis caracteristicas

seleccionadas a partir del grupo que consiste de:
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(a)

(b)

(c)

R! es un anillo arilo o heteroarilo
opcionalmente substituido;

R y R son cada uno independientemente
seleccionados a partir de halégeno, '‘CN, COzR®,
OR®, o RS; y

R®* es halégeno, CN, oxo, R%, SR, OR%, N(RS),,
CON (R®) 2, CO2R®, CON (R) CORS, N (R) ToCO2R®,
N(R) T.NRCO2R®, N(R)T.N{RS)z, NO2, Ta.(haloalquil),

CO,N (R)2, COR®, SO,R®, o SO:N(R®),.

27. El1 método de acuerdo con la reivindicacién 26, en

donde:

(a)

(b)

(c)

R! es un anillo arilo o heteroarilo
opcionalmente substituido;

R y R® son cada uno independientemente
seleccionados a partir de halégeno, CN, CO2RS,
OR%, o RS; y

R* es halégeno, CN, oxo, RS, SR, ORS, N(R®),,
CON (R®) 2, COzR®, CON (R) COR®, N (R) ToCO2R®,
N (R) T,NRCO,R®, N(R)T,N(RS)2, NO;, Ta(haloalquil),

CO,N (R%)2, COR®, SO,R®, o SO.N(RS),.

28. El1 método de acuerdo con la reivindicacién 26, en

donde dicho compuesto tiene una o mAs caracteristicas

seleccionadas a partir del grupo que consiste de:

(a)

R®' es un anillo opcionalmente substituido
seleccionado a partir de fenilo, 2-piridilo, 3-
piridilo, 4-piridilo, tienilo, pirimidilo,

imidazol-1-ilo, imidazol-2-ilo, pirazol-1l-ilo,
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{b)

{c)
(d)

(e)

amino-pirimidinilo, quinolinilo,
aminobenzimidazol, o indolilo;

R? es hidrégeno, alcoxi, aminoalquilo, o
haldgeno;

R} es hidrégeno, alcoxi, aralcoxi, o halégeno;
R' es hidrégeno o (CHz)yR%*; y

R* es halégeno, CN, oxo, R%, SR%, ORS, N(R%),,

CON{R®),, CO,R®, CON(R)COR®, o N(R)T,CO.RS.

29. E]l método de acuerdo con la reivindicacién 28, en

donde:

(a)

(b)

{c)
(d)

(e)

R! es un anillo opcionalmente substituido
seleccionado a partir de fenilo, 2-piridilo, 3-
piridilo, 4-piridilo, tienilo, pirimidilo,
imidazol-l1-ilo, imidazol-2-ilo, pirazol-l—ilo,
amino-pirimidinilo, quinolinilo,
aminobenzimidazol, o indolilo;

R? es hidrégeno, alcoxi, aminoalquilo, o
halégeno;

R? es hidrégeno, alcoxi, aralcoxi, o halégeno;
R' es hidrégeno o (CHz),R%*; y

R® es halégeno, CN, oxo, R%, SRS, ORS, N(R®)a,

CON(RS),, CO.R®, CON(R)COR®, o N(R)T,CO2RE.

30. El método de acuerdo con la reivindicacién 19, en

donde dicho compuesto tiene la férmula IIXIa o IXIIb:
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NN
A A
R?
W w
3 R?
o
ITIa ITIb

o un derivado o profarmaco farmacéuticamente aceptable de

los mismos, en donde:

W es nitrégeno o CR*;

R* es selecclonado a partir de hidrégeno, halégeno, -CFj3,

El

R', -OR’, o -N(R")3;

anillo A se encuentra opcionalmente substituido con
hasta tres R%; en donde cuando un substituyente R® se
encuentra en la posicién orto del anillo A, dicho
substituyente R? puede ser tomado 3junto con R?® para
formar un anillo de 5-7 miembros, opcionalmente
substituido, que contiene 0-2 heterodtomos en el
anillo seleccionados a partir de nitrégeno, oxigeno o
azufre;

y R® son cada unc independientemente seleccionados a
partir de R%, halégeno, CN, SR, OR®, N(R®)2, NRCO;RS,
NRCON (R%),, CON(R®)2, NRCOR®, NRN(R®);, COR®, COzR®,
COCOR®, SO,R®>, SO,N(R®)2, o NRSO;R®; o R?* y R’ son
tomados juntos para formar un anillo de 5-8 miembros
fusionado, insaturado o pa.lrcialmente insaturado,

opcionalmente substituido, que contiene 0-2
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Rl

heteroatomos en el anillo selecclonados a partir de
nitrégeno, oxigeno o azufre;
es seleccionado a partir de R®, CON(R®), CORS, CO:RS,

COCOR®, SO;R, SO:N(R®)2, o (CHa)yR%;

y es 1-6;

RS

Ar

es seleccionado a partir de R’, Ar, COAr, CON(R’)Ar,
(CH2) yCO2R, (CHz2)yN(R")2, C(=NR?)-N{R’)2, C(=NR!)-NRCOR,
C(=S)-N(R")2, CON{R’)z, COR, SOzR, o SON(R)z;

es un anillo hetercarilo, heterociclilo, o
carbociclilo de 5 miembros, en donde dicho anillo se
encuentra opcionalmente substituido por hasta tres
substituyentes seleccionados a partir de OXO0,
halégeno, CN, NO;, R®, OR®, NHR?!, NHCOR®, NHCONHR®,

COR?, CONHR®?, SO,R®?, NHSO,NHR® o SO,NHR?;

cada R® es independientemente seleccionado a partir de R’

0 un grupo opcionalmente substituide seleccionado a
partir de alcoxi, hidroxialquileo, heterociclilo,
heterociclilalquilo, arilo, aralquilo, aralcoxi,
ariloxialquilo, heteroarilo, heterocaralquilo,

heterocaralcoxi, o hetercarailoxialquilo;

cada R’ es independientemente seleccionado a partir de

hidrégeno o un grupo alifatico opcionalmente
substituido que tiene de uno a seis carbonos, o dos R’
en el mismo nitrégeno tomados junto con el nitrégenco
opcionalmente forman un anillo heterociclico de ‘cuatro
a seis miembros, saturado o insaturado, que tiene de
uno a tres heteroédtomos;

es un grupo alifatico C;-C4, en donde dos R® en

posiciones adyacentes de Ar, o un anillo arilo o
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heteroarilo, pueden ser tomados junto con sus atomos
intervinientes para formar un anillo fusionado de tres
a seis miembros;

cada R®? es independientemente seleccionado a partir de
oxo, halégeno, CN, NOz, Tan(haloalquilo), R®, SRS, ORS,
OR', N(R®)2, CON(R®);, CON(R)COR®, COR®, CO;R®, CO.N(R®),,
COCOR®, SO2RS, SO,N(R®)2, N{(R)T.CO;R®, N(R)T,CON (R®),,
N(R) TN (Rf)2, N(R)T,NRCOR®, N(R)TLNRCON(R®),, N(R)T.CORS,
N(R) ToNRCOR®, N(R)TaSO:N(R®)2, N(R)TnSO:R®, T,PO(OR’),,
T,OPO (OR")2, TaSP(OR’)z, T.PO(OR?)2, o T.NPO(OR’)2;

cada Q es un alquilo recto o ramificado
independientemente seleccionado de C,-Cj;

T es seleccionado a partir de -Q- o =Qu=CH (Qu—R?) -;

cada m y n son independientemente seleccionados a partir
de cero o uno;

y R!® es seleccionado a partir de R’ o Ar.

31. El método de acuerdo con la reivindicacién 30, en
donde dicho compuesto tiene una o mAs caracteristicas
seleccionadas a partir del grupo que consiste de:
(a) R? Y R® son cada uno independientemente
seleccionados a partir de haldédgeno, CN, CO2RS,
OR%, o RS;
(b} R® es CO;R, COAr, COR, CON(R’)z, Ar, (CHz),CO:R,
o (CHz2)N(R")2; y
(c) R® es halégeno, CN, oxo, R®, SR®, OR®, N(R®),,
CON (R®) 2, CO2R®, CON (R) COR®, N (R) ToCO2R®,
N (R) T.NRCO,R®, N(R)T,N(R®)2, NOz, Tn(haloalquil),

CO.N(R®)2, COR®, SO,R°, o SO0,N(RY),.
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32. El método de acuerdo con la reivindicacién 31, en
donde:
(a) R y R son cada uno independientemente
seleccionados a partir de halégeno, CN, COﬂf,
OR‘, o RS;
(b) R° es CO;R, COAr, COR, CON(R")2, Ar, (CHz),CO:R,
o (CHz)yN(R")2; ¥
{c) R? es halégeno, CN, oxo, R®, SR®, OR®, N(R®),,
CON (R®) 2, COaRS, CON (R) COR®, N {R) TaCO2R®,
N (R) T.NRCO2R®, N(R)T.N(R%)2, NO2, Ta(haloalquil),

COzN{R5)2, COR®, SOsR%, o SO0.N(R®)a.

33. El método de acuerde con la reivindicacién 31, en
donde dicho compuesto tiene una o mAs caracteristicas
seleccionadas a partir del grupo que consiste de:
(a) R? es hidrégeno, alcoxi, aminoalquilo, o
halégeno;
(b) R} es hidrégeno, alcoxi, aralcoxi, o halégeno;
(c) R* es hidrégeno o (CHz),R%;
(d) R® es CON(R’)2, Ar, (CHz),COzR, o (CH)N(R")2; ¥
(e) R’ es halbgeno, CN, oxo, RS, SR%, ORS, N(R®),,

CON (R%) 2, CO;R®, CON(R)COR®, o N(R)T,CO2R®.

34. El método de acuerdo con la reivindicacién 33, en
donde:
(a) R* es hidrégeno, alcoxi, aminoalquilo, o
halégeno;

(b} R?® es hidrégeno, alcoxi, aralcoxi, o halégeno;
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(c) R! es hidrégeno o (CH:),R?%;
(d) R® es CON(R’)2, Ar, (CH2),COz:R, o (CHz2)yN(R")2; ¥
(e} R? es halégeno, CN, oxo, R%, SR®, OR®, N(RY),,

CON (R®)2, CO2R®, CON(R)COR®, o N(R)T,CO2R®.

35. El1 método de acuerde con la reivindicacién 19, en
donde dicho compuesto es seleccionado a partir de

aquellos listados en cualesquiera de las Tablas 1 y 2.

36. El método de acuerdo con la reivindicacién 19, en
donde la enfermedad en los mamiferos es aliviada por

medio de la administracién de un inhibidor de girasa.

37. El1 método de acuerdo con la reivindicacién 19, en
donde 1la infeccién bacteriana a ser tratada esta
caracterizada por la presencia de una o mis de las
siguientes: Streptococcus  pneumoniae, Streptococcus
pyrogenes, Enterococcus fecalis, Enterococcus faecium,
Klebsiella pneumoniae, Enterobacter sps. Proteus sps.
Pseudomonas aeruginosa, E. coli, Serratia marcesens, 8S.

aureus, o Coag. Neg. Staph.

38. El1 método de acuerdo con la reivindicacién 19, en
donde 1la infeccién Dbacteriana a ser tratada es
seleccionada a partir de una o mids de las siquientes:
infecciones del tracto urinario, neumonia, prostatitis,
infecciones de la piel y de tejido blando, infecciones
intra-abdominales, o infecciones de pacientes

neutropénicos febriles.
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39. El1 método de acuerdo con la reivindicacién 19 que
ademds comprende la etapa de administrar a dicho paciente
un agente terapéutico adicional ya sea como parte de una
forma de dosificacién miltiple junto con dicho compuesto,

o como una forma de dosificacién separada.

40. El1 método de acuerdo con la reivindicacién 19 que
ademds comprende la etapa de administrar a dicho paciente
un agente que incrementa la susceptibilidad de los

organismos bacterianos a los antibidticos.

41. Un compuesto de férmula IIa o IIb:

o} uﬁ derivado o profarmaco farmacéuticamente aceptable de

los mismos, en donde:

W es nitrégeno o CR%;

R* es seleccionado a partir de hidrégeno, halégeno, -CFj,
R’, -OR’, o -N(R");

R' es un anillo arilo o heteroarilo, en donde dicho

anillo se encuentra opcionalmente substituido por
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hasta cuatro R%; en donde un substituyente R’ en 1la
posicién orto de R!' tomado junto con R? puede formar un
anillo fusionado de 5-8 miembros, insaturado o
parclialmente insaturado, opcionalmente substituido,
que tiene 0-2 heterodtomos en el anillo seleccionados
a partir de nitrédgeno, oxigeno, o azufre;

y R} son cada uno independientemente seleccionados a
partir de R®, halégeno, CN, SRS, OR®, N(RS),, NRCO:RS,
NRCON (Rf),, CON(R®)2, NRCOR®, NRN(R®)2, COR®, CO.RS,
COCOR®, SO,R®, SO,N(R®)2, o NRSO:R®>; o R? y R’ son
tomados juntos para formar un anillo fusionado de 5-8
miembros, insaturado o parcialmente insaturado,
opcionalmente substituido, que contiene 0-2
heterodtomos en el anillo seleccionados a partir de
nitrégeno, oxigeno, o azufre;

es seleccionado a partir de R®, CON(R®), COR®, CO.RS,

COCORS, SO;RS, SO-N(R®)2, o (CHz),R%;

y es 1-6;

Ar

es un anillo heteroarilo, heterociclilo, o
carbociclilo, de cinco miembros, en donde dicho anillo
se encuentra opcionalmente substituido por hasta tres
substituyentes seleccionados a partir de oxo,
halégeno, CN, NOz, R® OR®, NHR?, NHCOR®, NHCONHR®,

COR?, CONHR®?, SO,R®, NHSO,NHR? o SO,NHR®;

cada R® es independientemente seleccionado a partir de R’

© un grupo opcionalmente substituido seleccionado a
partir de alcoxi, hidroxialquilo, heterociclilo,

heterociclilalquilo, arilo, aralquilo, aralcoxi,
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ariloxialquilo, heteroarilo, hetercaralquilo,

heteroaralcoxi, o hetercarailoxialquilo;

cada R’ es independientemente seleccionade a partir de

hidrégeno o un grupo alifatico opcionalmente
substituido, que tiene de uno a seis carbonos, o dos
R’ en el mismo nitrégeno tomados junto con el
nitrégeno opcionalmente forman un anillo heterociclico
de cuatro a seis miembros, saturado o insaturado, que
tiene de uno a tres heteroatomos;

es un grupo alifdtico C;-C4, en donde dos RY en
posiciones adyacentes de Ar, o un anillo arilo o
heteroarilo, pueden ser tomados junto con sus &tomos
intervinientes para formar un anillo fusionado de tres

a seis miembros;

cada R’ es independientemente seleccionado a partir de

oxo, halégeno, CN, N0z, Tp(haloalquilo), RS, SRS, ORS,
OR?, N(R®),, CON(R®),, CON(R)COR®, COR®, CO,R®, CO.N(R®)2,
COCOR®, SO;R®, SO;N(R®)z, N(R)T,CO,R®, N(R)T.CON(RS)2,
N (R) TN (R®) 2, N(R) ToNRCO2R®, N(R)T;NRCON (R®)z, N(R)T.CORS,
N (R) T.NRCOR®, N(R)TSO:N(R®)2, N(R)T.SO.R, T,PO(OR’)2,

T.OPO (OR”),, T.SP{OR")2, T,PO(OR?)2, 0 TyNPO(OR’)s;

cada Q es un alquilo ramificado o recto,

independientemente seleccionado entre C;-Ca;

T es seleccionado a partir de -Q- o -Qu-CH{Qn-R?)-; ¥y

cada m y n son independientemente seleccionados a partir

de cero o uno.
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42. El1 compuesto de acuerdeo con la reivindicacién 41, en
donde dicho compuesto tiene una © mas caracteristicas
seleccionadas a partir del grupo que consiste de:
(a) R!' es un anille arilo o heterocarilo
opcionalmente substituido;
(b) R2 y R® son cada uno independientemente
seleccionados a partir de halégeno, CN, COaRS,
OR%, o RS; y
{(c) R® es halégeno, CN, oxo, R%, SRS, OR%, N(R®),,
CON (R®) 2, CO2RS, CON (R) CORS, N (R) T.CO2RS,
N(R) T,NRCO:Ré, N(R)T.N(R®),, NO;, Ta(haloalquil),

CO,N (R®),, COR®, SO,RS, o SO,N(R®),.

43. El1 compuesto de acuerdo con la reivindicacién 42, en
donde:
(a) R®* es un anillo ariloe o heteroarilo
opcionalmente substituido;
(b) R y R)® son cada uno independientemente
seleccionados a partir de halégeno, CN, CO.RS,
OR®, o R%; y
(c) R? es halégeno, CN, oxo, R%5, SR%, OR®, N(R®)a,
CON(R®) 2, CORS, CON (R) COR®, N (R) T.CO2RS,
N (R) ToNRCO2R®, N(R)T,N(R®)2, NO2, Tn(haloalquil),

COzN(R%) 2, COR®, SO.R®, o SO;N(R®),.
44. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 42, en

donde dicho compuesto tiene una o© mas caracteristicas

seleccionadas a partir del grupo que consiste de:
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(a)

(b)

(e)
(d)

{e)

Jav A8

R' es un anillo opcionalmente substituido
seleccionado a partir de fenilo, 2—piridilo, 3-
piridilo, 4-piridilo, tienilo, pirimidilo,
imidazol-1-ilo, imidazol-2-ilo, pirazol-l-ilo,
amino-pirimidinilo, quinolinilo,
aminobenzimidazol, o indolilo;

R?2 es hidrégeno, alcoxi, aminoalquilo, o
halégeno;

R’ es hidrégeno, alcoxi, aralcoxi, o halégeno;
R' es hidrégeno o (CHa),R%; y

R’ es halégeno, CN, oxo, R%, SR, ORS, N(R®),,

CON(R®),, CO.R®, CON(R)COR®, o N(R)T,COzR®.

45. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 44, en

donde:

(a}

{b)

(c)
(d)

(e}

R! es un anillo opcionalmente substituido
seleccionado a partir de fenilo, 2-piridilo, 3-
piridilo, 4-piridilo, tienilo, pirimidilo,
imidazol-l1-ile, imidazol-2-ilo, pirazol-l-ilo,
amino-pirimidinilo, quinolinilo,
aminobenzimidazol, o indolilo;

R® es hidrégeno, alcoxi, aminoalquilo, o
halégeno;

R’ es hidrégeno, alcoxi, aralcoxil, o halégeno;
R' es hidrégeno o (CHz),R%; y

R® es halégeno, CN, oxo, RS, SR®, OR®, N(R®).,

CON (R),, CO,R®, CON(R)COR®, o N(R)T,COzRS.

46. Un compuesto de férmula IIIa o IIIb:
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o un derivado o profdrmaco farmacéuticamente aceptable de

los mismos, en donde:

W es nitrégeno o CR%;

R* es seleccionado a partir de hidrégeno, halégeno, -CFj3,

R’, -OR?, o -N(R")3;

El anillo A se encuentra opcionalmente substituido con

hasta tres R®; en donde cuando un substituyente R? se
encuentra en la posicién orto del anillo A, dicho
substituyente R’ puede ser tomado junto con R? para
formar un anillo de 5-7 miembros, opcionalmente
substituido, que contiene 0-2 heterocdtomos en el
anillo seleccionados a partir de nitrégeno, oxigeno o
azufre;

y R} son cada uno independientemente seleccionados a
partir de R®, halégeno, CN, SR®, OR®, N(R®)2, NRCO.RS,
NRCON(R®);, CON(R%),, NRCOR®, NRN(R®)2, COR%, CO.RS,
COCOR®, SO.R®>, SO,N(R®)2, o NRSO;R®; o R®* y R’ son
tomados juntos para formar un anillo de 5-8 miembros
fusionado, insaturado o parcialmente insaturado,

opcionalmente substituido, que contiene 0-2
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heterodtomos en el anillo seleccionados a partir de
nitrbgeno, oxigeno o azufre;

R' es seleccionado a partir de R%, CON(R®), COR®, CO.RS,
COCOR®, SO,R®, SO.N(R®)2, o (CHp),R%*;

y es 1-6;

R° es seleccionado a partir de R’, Ar, COAr, CON(R’)Ar,
(CHz2) yCO2R, (CHz)yN(R")2, C(=NR'?)-N(R7)z, C(=NR!®)-NRCOR,
C(=S)-N(R")2, CON(R")z, COR, SO2R, o SO;N(R’)2;

Ar es un anillo heterocarilo, heterociclilo, o
carbociclilo de 5 miembros, en donde dicho anillo se
encuentra opcionalmente substituide por hasta tres
substituyentes seleccionados a partir de oxo,
halégeno, CN, NO,, R®, OR?, NHR®!, NHCOR?, NHCONHR®,
CorR®, CONHR®, SO;R®, NHSO,NHR® o SO;NHR®;

cada R® es independientemente seleccionado a partir de R’
0 un grupo opcionalmente substituido seleccionado a
partir de alcoxi, hidroxialquilo, heterociclilo,
heterociclilalquilo, arilo, aralquilo, aralcoxi,
ariloxialquilo, heterocarilo, heterocaralquilo,
heterocaralcoxi, o heteroarailoxialquilo;

cada R’ es independientemente seleccionado a partir de
hidrégeno o un grupo alifatico opcionalmente
substituido que tiene de uno a seis carbonos, o dos R’
en el mismo nitrégenc tomados junto con el nitrégeno
opcionalmente forman un anillo heterociclico de cuatro
a seis miembros, saturado o insaturado, que tiene de
uno a tres heteroatomos;

R® es un grupo alif&tico C;-Cy, en donde dos R® en

posiciones adyacentes de Ar, o un anillo arilo o

2
49



heteroarilo, pueden ser tomados junto con sus dtomos
intervinientes para formar un anillo fusionado de tres
a seis miembros;

cada R’ es independientemente seleccionado a partir de
oxo, halégeno, CN, NO2, Tn(haloalquilo), RS, SRS, ORS,
OR®, N(R®)2, CON(R®)2, CON(R)COR®, COR®, CO,R®, CON(R®)g,
COCOR®, SO0,R®, SO.N(RS)2, N(R)TaCO2R®, N(R)TACON(R®)2,
N(R)T»N (R%)2, N(R)T,NRCO;R®, N(R)T.NRCON(R®)2, N(R)T,CORS,
N(R) T.NRCOR®, N(R)T,SO:N(R®)z, N(R)TnSO:R®, T,PO(OR)2,
TaOPO (OR?) 2, TaSP{OR’)2, T.PO(OR’}2, © T4NPO(OR")32:

cada Q es un alquilo recto o ramificado
independientemente seleccionado de C;-Cj;

T es seleccionado a partir de -Q- o -Qu-CH(Qu-R?)-:

cada m y n son independientemente seleccionados a partir
de cero o uno;

y R es seleccionado a partir de R’ o Ar.

47. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 46, en
donde dicho compuesto tiene una o mids caracteristicas
seleccionadas a partir del grupo que consiste de:
(a) R* y R° son cada uno independientemente
seleccionados a partir de halégeno, CN, COzRS,
OR‘, o RS;
(b) R’ es CO,R, COAr, COR, CON(R’)2, Ar, (CHp),CO:R,
o (CH2)yN(R")z; y
(c) R® es halégeno, CN, oxo, R%, SR®, OR®, N(R®),,
CON (R®) 2, COzR®, CON (R) COR®, N (R) ToCO2R,
N (R) T.NRCO2R®, N(R)TuN(R®)2, NOz, Ta.(haloalquil),

CO,N(R%),, COR®, SO,R®, o SO,N(RY),.
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48. El1 compuesto de acuerdo con la reivindicacién 47, en
donde:
(a) R y R son cada uno independientemente
seleccionados a partir de halégeno, CN, COlRS,
OR®, o RS;
(b) R® es CO;R, COAr, COR, CON(R’)2, Ar, (CHz),CO:R,
o (CHa)yN(R")2; y
{c) R® es halégeno, CN, oxo, R%, SR®, OR®, N(R®),,
CON (R®) 2, CO.R®, CON (R) CORS, N (R) TaCOR®,
N (R) ToNRCO2R®, N(R)T.N(R®)2, NO2, T.(haloalquil),

CO.N (R),, COR®, SO,RS, o SO,N(R®),.

49. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 47, en
donde dicho compuesto tiene una o mas caracteristicas
seleccionadas a partir del grupo que consiste de:
(a) R®* es hidrbgeno, alcoxi, aminoalquilo, o
halégeno;
(b) R} es hidrégeno, alcoxi, aralcoxi, o halégeno:;
(c) R' es hidrégeno o (CHp)yR?;
(d) R® es CON(R")2, Ar, (CHz),COzR, o (CHz),N(R")a2; ¥y
(e) R® es halégeno, CN, oxo, R%, SRS, OR®, N(RY),,

CON (R%)2, CO2R®, CON(R)COR®, o N(R)T,CO.R®.

50. El1 compuesto de acuerdo con la reivindicacién 49, en
donde:
(a) R? es hidrégeno, alcoxi, aminoalquilo, o
haldégeno;

(b) R? es hidrégeno, alcoxi, aralcoxi, o halbégeno;
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(c) R*' es hidrégeno o (CH:),R%;
(d) R® es CON(R")2, Ar, (CHz)yCO2R, © (CH2)yN(R")a2; ¥
(e) R® es halégeno, CN, oxo, R‘, SR‘, OR®, N(R%)a,

CON (R®)2, CO,R®, CON(R)COR®, o N{R)T,COzR®.

51. Una composicién que comprende un compuesto de
acuerdo con cualesquiera de las reivindicaciones 41 a 50;

y un portador farmacéuticamente aceptable.

52. La composicién de acuerdo con la reivindicaciédn 51,
en donde dicho compuesto es formulado en una manera
farmacéuticamente aceptable para la administracién a un

paciente.

53. La composicién de acuerdo con la reivindicacién 51

que ademds comprende un agente terapéutico adicional.

54. La composicién de acuerdo con la reivindicacién 52

que ademas comprende un agente terapéutico adicional.

55. La composicién de acuerdo con la reivindicacién 51
que ademds comprende un agente que incrementa la
susceptibilidad de 1los organismos bacterianos a los

antibiéticos.

56. La composicién de acuerdo con la reivindicacidén 53
que ademds comprende un agente que incrementa la
susceptibilidad de los organismos bacterianos a 1los

antibiéticos.

141

y(



