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ANDREA TOBOS MATEUS, mayor de edad y vecina de Bogotd D.C., identificada como aparece al pie de
mi firma, en mi condicién de apoderada de la sociedad Presidio Pharmaceuticals, inc., domiciliada en
San Francisco, Estados Unidos de América, respetuosamente me dirijo a usted con el fin de dar
respuesta al examen de fondo dentro del término de prérroga establecido en el articulo 45 de la

Decision 486.
1. Observaciones debido a excepcién a la patentabilidad y a reivindicaciones relativas a uso

El Examinador establece que:
- El objeto de la reivindicacién 54 no es patentable de acuerdo con el Art 20 de la Decision 486.
- El uso de la reivindicacién 53 no es patentable, de acuerdo con el Art 14 y el Art. 21 de la

Decision 486.

En respuesta a las anteriores observaciones, el solicitante accede a eliminar del Capitulo Reivindicatorio

las reivindicaciones 53 y 54 objetadas por el Examinador.
2. Observaciones al titulo
El Examinador considera que el titulo de la invencién no corresponde con el objeto de la solicitud

porque no define la naturaleza de los compuestos reclamados, por lo cual sugiere al solicitante hacer la

correccidon necesaria.
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En respuesta a la observacién del Examinador el solicitante considera que el titulo de la invencion es
adecuado por cuanto define la actividad de los compuestos de la invencién y esta caracteristica se

cumple en todos los compuestos reclamados.

Sin embargo, si el Examinador considera que otro titulo es mas apropiado para esta invencion,

agradecemos proceda con su modificacién.
3. Observaciones a las Reivindicaciones

El Examinador considera que las reivindicaciones 1, 2, 5, 11, 13- 17, 19, 20, 22 — 25, no son concisas por
cuanto los términos alquilo, arilo, cicloalquilo, heteroarilo, heterociclilo, aralquilo, heterociclilalquilo y
aminoacidos indicados para cada uno de los sustituyentes son definidos de manera funcional y no
definen indistintamente la materia reivindicada, al sefialar un nimero indefinido de compuestos que no
encuentran soporte en la descripcién. En consecuencia, el Examinador sugiere que se definan los
términos acerca de la naturaleza y tamafio de los sustituyentes del compuesto reivindicado y restringir
la solicitud a una razonable generalizacién del tipo de compuestos que ha sido sintetizado o probado, es

decir, que se encuentran debidamente sustentados.

En respuesta a la anterior observacion, el solicitante aclara que los términos objetados por el
Examinador son claros y de acuerdo con lo establecido en la Guia para Examen de Solicitudes de Patente
de Invencién y Modelo de Utilidad emitido por la Superintendencia de Industria y Comercio, Delegatura
para la Propiedad Industrial, Direccién de Nuevas Creaciones, “El significado y alcance de las palabras de
las reivindicaciones debe ser el que normalmente se les da en el drea técnica de la solicitud, y tiene que
ser claro para la persona del oficio normalmente versada en la materia con la sola lectura de las
reivindicaciones. Si la palabra tiene un significado especial dado por una definicion en la descripcion,
esta definicion deberd incluirse en la reivindicacion, siempre que esto sea factible.” ! por lo que su

significado es claro de acuerdo con el drea de la quimica.

Asi mismo, el solicitante considera que los compuestos de la invencion estdn debidamente sustentados
con la suficiente informacion técnica para que la persona versada en la materia técnica correspondiente

pueda poner en practica la invencion.

Guia para Examen de Solicitudes de Patente de tnvencién y Modelo de Utilidad emitido por la Superintendencia de
Industria y Comercio, Delegatura para la Propiedad Industrial, Direccion de Nuevas Creaciones. Afio 2011. Pagina 66.
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Precisamente, la misma Guia para Examen de solicitudes citada anteriormente considera que:

“La invencion puede estar suficientemente descrita si se aporta:

- Un sélo ejemplo o un numero razonable de ejemplos, modos de realizacion alternativos o variaciones
que habilitan a la persona del oficio normalmente versada en la materia para que, junto con sus
conocimientos generales, pueda poner en prdctica la invencion en toda el drea reivindicada y no sélo

algunas especies particulares reivindicadas, sin que requiera de un esfuerzo inventivo. En tal caso, la

presentacion de ejemplos relativos a todas las especies particulares de la invencién no sera condicién

necesaria para la suficiencia, siempre y cuando dichas especies se mencionen en la descripcion.” ?

Sin embargo, el solicitante ha delimitado las reivindicaciones segin se detallara mas adelante.

4, Observaciones en cuanto a la unidad de invencién

El Examinador ha identificado 25 grupos inventivos y por lo tanto, sugiere al solicitante restringir la
materia a patentar en un solo concepto comun inventivo especificando el avance tecnoldgico sobre el
estado de la técnica. El Examinador informa que esto se logra entre otras formas definiendo las
caracteristicas esenciales de la invencién y mostrando las otras caracteristicas particulares como
dependientes, pero sin perjuicio de la concisién de las nuevas reivindicaciones tanto independientes

como dependientes.

En respuesta a la observacion dirigida a la unidad de invencion, el solicitante ha modificado las
reivindicaciones para incorporar las limitaciones de las reivindicaciones 2 a 4 dentro de la reivindicacion

1; de esta manera, las reivindicaciones 2 a 4 han sido eliminadas.

La reivindicacion 30 se ha renumerado para indicar que las sustituciones de Ay A" son las mimas en

ambas formulas.

De esta manera, el nuevo capitulo reivindicatorio si cumple con el requisito de unidad de invencion dado
que tienen un “Gnico concepto inventivo” por cuanto los compuestos de la invencion comparten la
formula Markush | de la reivindicacién 1 y todos los compuestos de la invencién tienen actividad
inhibidora en la replicacion del virus de la hepatitis C, particularmente funciones de la proteina 5A no

estructural (NS5A) del virus de la Hepatitis C. Este efecto se demostré en 1100 compuestos de la

Ibidem. Pagina 84.
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invencion segin se muestra en las tablas contenidas en la especificacion y en donde se determind la

inhibicién del virus de la Hepatitis C genotipo 1b.
De acuerdo con lo anterior, la presente invencién si cumple con el requisito de unidad de invencidon.

5. Determinacién del Estado de la Técnica — Observaciones de falta de nivel inventivo del Grupo

Inventivo 14.

El Examinador ha determinado que después de la bisqueda de documentos del estado de la técnica

encontré los siguientes documentos que afectan el nivel inventivo del grupo inventivo 14:

D1: W02008/058393 “Thiophene analogues for the treatment or prevention of flavivirus infections” (22
mayo 2008).
D2: W02004/099241 “Hepatitis ¢ virus ns5b polymerase inhibitor binding pocket” (18 noviembre 2004).

El documento D1 divulga compuestos Utiles en el tratamiento de infecciones por el virus flaviviradae,

representados por la formula.

El documento D2 ensefia la polimerasa HCV NS5B que al complejarse con ciertos compuestos
inhibidores adopta una conformacién en el que la region loop esta definida por 18 a 35 residuos de
aminodcidos, lo cual permite definir un nuevo blanco en la busqueda de entidades quimicas capaces de

enlazarse a HCV NS5B y modularlo.

Los documentos D1 y D2 se consideran el estado de la técnica cercano a la invencién definida en la

reivindicacion 1 porque:
El documento D1 divulga el compuesto de férmula (1)

1

S 2
y R1 corresponde a cicloalquil C3-6, aril C6-14 sustituido una o mas veces con NH(alquilC1-4), N{alquilC1-
4)2, OH, NH2, heterociclo de 3 a 12 miembros o NHSO2-aril C6-18 (P4g. 2, linea 5 a Pag. 4, linea 37)

utilizados en el tratamiento de las infecciones por hepatitis C (Pag. 5, lineas 1 a 6).
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La diferencia entre la invencién, definida en la reivindicacién 1 y los compuestos divulgados en el
documento D1 consiste en los compuestos de la invencidn revelan especificamente: a) Rc, Rd, Re y Rf
son cada uno seleccionados independientemente de en hidrégeno, alquil C1-8, heteroalquil C1-8,
aralquil o un anillo de 4 a 8 miembros que puede ser cicloalquil, heterociclil, aril y heteroaril; b) Yy Y’
corresponden independientemente como carbon y nitrégeno; y c¢) Z y Z° son independientemente
seleccionados del grupo que consiste en hidrégeno, alquil C1-8, heteroalquil C1-8, cicloalquil,

heterociclil, aril y heteroaril.

El Examinador concluye que no hay evidencia que la definicion de la diferencia mencionada
anteriormente presente efectos o propiedades adicionales a lo divulgado en el documento D1 por
cuanto la actividad de los compuestos en infecciones del virus de la hepatitis C es anticipado en el
documento D1 (Pag. 5, lineas 1 a 6) y la informacion suministrada por la solicitud no muestra que esta

diferencia presente efectos adicionales a los ensefiados por el documento D1.

En cuanto al documento D2, el Examinador sefiala que dicho documento divulga que las propiedades de
los compuestos inhibidores de HCV NS58 esta asociada con ciertos residuos de aminoacidos dentro dela
estructura y esto permite el uso racional de técnicas de disefio de farmacos y rutas sintéticas de
farmacos inhibidoreé de HCV NS5B (Pag. 5, linea 31 a Pag. 6, linea 2; Pag. 20, linea 19 a Pag. 24, linea 12;
P4g. 36, lineas 7 a 10) y por lo tanto, el Examinador considera que una persona del oficio normalmente
versada en la materia tendria una razonable expectativa de éxito de obtener compuestos alternativos
para el tratamiento de la hepatitis C, al combinar el conocimiento respecto a la actividad de los
compuestos ensefiados por el documento D1 y la posibilidad de realizar modificaciones racionales que
permitan tener farmacos inhibidores de HCV NS5B, segin lo ensefiado por el documento D2, llegando

asi al objeto de la reivindicacion 1 de la solicitud. Por lo cual se considera obvia.
6. Respuesta a las observaciones de falta de nivel inventivo de la invencion.

De acuerdo con las reivindicaciones que ahora se presentan, el grupo inventivo 14 identificado por el

Examinador en donde en los compuestos de formula (1) B corresponde a w —_— W fueron

eliminados del pliego reivindicatorio.

Es asi como se superan las observaciones elevadas por el Examinador dirigidas a la falta de nivel

inventivo del grupo inventivo 14.
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Por lo tanto, sostengo que la presente solicitud, con las modificaciones ahora presentadas, cumple con
los requisitos de patentabilidad y por lo tanto, solicito se conceda el privilegio de patente para esta

solicitud.
Atentamente,

(L bt

ANDREATOBOS-MATEUS

C.C. 52.223.325 de Bogota

T.P. 148648

Anexos: Capitulo Reivindicatorio Modificado con cambios visibles.

Capitulo Reivindicatorio Modificado con cambios incorporados.
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REIVINDICACIONES

L. Un compuesto de férmula I:

en donde,

A y A’ se seleccionan independientemente del

grupo que consiste de una ligadura sencilla, - (CRp),-C(0)-
(CR2)p=s, ~(CR2)n=0-(CRz)p=, —(CR2)n=N(R")=(CR2)}p=, = (CR2)n-
S(0),=N(RY) =  (CRa)p—, —(CRz)p=C(O)-N(R")=(CRz)p=, —(CRy)n-
N (R") =C (0) =N (R") = (CR3) p—, - {CR2) n=C (0) -0~ (CR3) p—, (R, o=

N (RY) =S (0) x=N (R¥) = (CR2) p— Yy - (CR2) =N (R")-C(0) -0- (CR2)p= y un

grupo heteroarilo seleccionado del grupo que consiste

» de
1-Y] -X
EN— T
)\X‘l ; Y1
ADNR AL A
y y
_<x2 X P —<2|/ _<2|/
N 2 2
(T ST O A
— EI/I\;J\ — el o2 ,/O_<x2 ,/N_<X2 |
I '
S Y. 1 1k Y2
»>— D—n SN AC;—/F\
ﬂx | X l % ﬁ XZ’K,
Y2 2
3 Y
P %
Wait W,
y ell 1:1{21'}'11211@:

X' es CHs, NH,. O & 8§,

Y', Y° y Z' son cada uno independientemente CH o

N,

X* es NH, O &6 S,
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V es -CH,-CH,-, =-CH=CH-, -N=CH-, (CH,).-N(R")-
(CHz) b= 0 - (CHz) a—O-(CH2) b~ en donde a % b son
independientemente 0, 1, 2, & 3 siempre y cuando a y b no
sean ambos 0,

V.
/Y
— j'? .
X2
opcionalmente incluye 1 & 2

nitrégenos como heterodtomos en el residuo fenilo,

los carbonos del grupo heteroarilo estan
opcionalmente sustituidos de manera independiente con un
sustituyente seleccionado del grupo que consiste de -OH, -
CN, -NO,, haldégeno, alquilo C; a Cia, heteroalquilo C; a Cz,
cicloalguilo, heterociclo, arilo, heterocarilo, aralquilo,
alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanoilo, carbamoilo, sulfonilo
sustituideo, sulfonato, sulfonamida y amino,

los nitrégenos, si estan presentes, del grupo
hetercarilo estan opcionalmente sustituidos de manera
independiente con un sustituyente seleccionado del grupo
que consiste de -OH, alquilo C; a Ci;;, heteroalquilo C; a
Ciz, cigloalquilo; heterociclo, arilo, heterocarilo,
aralquilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanoilo, carbamoilo,
sulfonilo sustituido, sulfonato y sulfonamida,

a y b son independientemente 1, 2, 6 3.

c y d son independientemente 1 6 2,

n y p son independientemente 0, 1, 2, & 3,

k ey 0, 1, & 2,

cada R se selecciona independiente del grupo que

consiste de hidrégeno, -OH, -CN, -NO;, haldégeno, alquilo C,

a C;», heteroalquiloe C; a C;z, cicloalquilo, heterociclo,
arilo, hetercarilo, aralquilo, alcoxi, alcoxicarbonilo,
alcanoilo, carbamoilo, sulfonilo sustituido, sulfonato,

sulfonamida y amino,

Field |
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cada R" se selecciona independiente del grupo que
consiste de hidrégeno, -0OH, alquilo C; a C;2, heteroalquilo
C; a C;», cicloalguilo, heterociclo, arilo, heteroarilo,
aralgquilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanoilo, carbamoilo,
sulfonilo sustituido, sulfonato, sulfonamida, vy

en donde para cada A y A’', B puede estar unido a
cualquier lado de A y A’ de tal manera que

.

en el ejemplo de A o A’ es N el A-B-A'
puede ser cualguiera de:
A-B /N e N\ /N . Nﬁr’BHAI

::i—jyﬁ_l A \ QC:,,Hjji / " F_ﬂg—ﬁﬂH ¥
B se selecciona del grupc gue consiste de una

triple ligadura,
(R (Flia‘)r (Fiaa),

—O-—O—-0=0

(?ﬂr(?ﬂr

=00~

-

en donde:

O~

, cuando esta presente, se selecciona del grupo

: N
—~0 T
N Y N '?‘N .
i H 5 R L]
— t©/ / .
N ’ P %
RN 2 - 0 @ .
N * . *_QN
<y 0y
O L *-. S " )

"

L
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N *
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¥ S ’
en donde * indica puntos de unién al resto del compuesto,
el residuo fenilo incluye opcionalmente 1 6 2 nitrogenos
como hetercatomos, Yy R" se selecciona del grupo que
consiste de hidrégeno, -0H, alguilo C; a C;2, heterocalguilo
c, 4 Ciz , cicloalquilo, heterocicle, arile, heterocarilo,

aralquilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanoilo, carbamoilo,

sulfonilo sustituido, sulfonato y sulfonamida;
en donde r es independientemente 0, 1, 2, 3, o 4, y

cada R" se selecciona independientemente del grupo que
consiste de -0OH, -CN, - NO», haldégeno, alquilo C; a Ciz,
heteroalquilo C; a Cip, cicloalquilo, heterociclo, arilo,
heterocarilo, aralquilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanoilo,
carbamoilo, sulfonilo sustituido, sulfonato, sulfonamida y

amino;

Hn e f .
cada uno de R% RY R vy B se selecciona

independientemente del grupo que consiste de: hidrdgeno,
alguile C; a Cg, heteroalquilo C; a Cg, aralguilo y un
anillo de 4 a 8 miembros el cual puede ser cicloalquilo,
heterociclo, hetercarilo ¢ arilo, en donde,

cada heteroatomo, si esta presente, es
independientemente N, O & S,

cada uno de R% RY R® y R' puede estar
opcionalmente sustituido por alquilo C; a Cg, heteroalquilo
Ci a Cp, aralguilo; © un anille de 4 a 8 miembros el cual
puede ser cicloalquilo, heterociclo, heterocarilo o arilo, y

Field |
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en donde, cada hetercatomo, 51 esta presente, 23
independientemente N, O &6 §,

R° y R® estdn opcionalmente unidos para formar un
heterociclo de 4 a 8 miembros el cual estd opcionalmente
fusionado a otro heterociclo de 3 a 6 miembros o anillo
heterocarilo, y

R® y Rf estan opcionalmente unidos para formar un
heterociclo de 4 a 8 miembros el cual esta opcionalmente
fusionado a otro heterociclo de 3 a- 6 miembros o anillo
heterocarilo;

Y y Y’ son cada uno independientemente carbono o
nitrdégeno; y

Z y Z' se seleccionan independientemente del
grupo que consiste de hidrdgeno, alquile €1 a (C8,
heteroalguile Cl1 a €8, <¢iclcoalguilo; heterociclo, arilo,
hetervarilo, aralquilo, 1-3 aminoacidos, —[U—(CRﬂJt-NRE—
(CR%) ¢]u=U- (CR%) ¢-NR7= (CR%;) ~R®, -U-(CR%)¢-R® y ~[U-(CR";)¢-
NR’- (CR%) ¢14-U- (CR%;) (-O- (CR%) .-R%, en donde,

U se selecciona del grupo gue consiste de -C(O)-,
=S8y~ y =8 (D)=,

cada R', R y R’ se selecciona independientemente
del grupo gue consiste de hidrégeno, alquile C; a Cg,
hetervalgquile €1 & Cs, wicleoalguile, heterocicle, arilo,
hetercarilo y aralquilo,

R se selecciona del grupo gque consiste de
hidrégeno, algquile C; a Cg, hetercalgquilo C; a Cg;
ciclpalguile, heterveicleo, arilg, hetéroarile, aralguilo, =
c(o)-R*, -ci(s)-R¥, =c(o)-0=R®', -C(0)-N-R%,, -S(0)--R*" y =
S (0) ,~-N-R%,, en donde cada R se selecciona
independientemente del grupo gque consiste de hidrdégeno,

alguile € a Cg, hetercalguile C; a Cs, cicloalquilo,

A1
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heterociclo, arilo, hetercarilo y aralquilo,

opcionalmente, R’ V R® forman Juntos un anillo de
4-7 miembros,

cada t es independientemente 0, 1, 2, 3, © 4, vy

U oes T 1y & Ba

2 El compuesto segun la reivindicacion 1, en
donde A y A’ se seleccionan independientemente del grupo

consiste de una ligadura simple,

/L/*-O\M)\%):k
1y <0 =L 0L S

RN
N 0
N o e S R S s W 05

RN

RN\I'\l ﬁ O
HN’K? HN—X_ HN'Kﬁ HN—A
N
Jooss
N
H

3. El compuesto segun la reivindicacidén 1, en
donde R° y R? estan unidos y forman un sistema de anillos
fusionados de Theterociclo seleccionado del grupo que

consiste de:

% 5, 3 5 &
E’qusﬁz D<:‘igﬁr"(zY‘:’L/ZQ\J/ZE/\N(Z

N2
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"Z en donde RY se selecciona del grupo que consiste
de hidrégeno, =0H; algquile Ci; a Cizy hetercalquilo Ty a Ciy;
cicloalguilo, heterociclo, arilo, heteroarilo, aralquilo,
alcoxi, alcoxicarbonilo, alcancilo, carbamoilo, sulfonilo
sustituido, sulfonato y sulfonamida,

y en donde R® y R' se unen para formar un sistema de anillos
fusionados heterociclos seleccionado del grupo gque consiste
de:

& 2 £

Z./ i Zl/ Zl/

& $ K~y R RN
ho S35 X0 Ao

Z i Zt/

L]

f‘ﬁ/\‘ﬂ,RN fY\S(O)O-z
i

i

O V% en donde R" se selecciona del
gripo gue cofngiste ¥& hidrogens, -06H, alguildo € a Cigy
hetervalguilo C; a Ci2, cicloalquile, heterocicle, arilo,

heteroarilo, aralquilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanoilo,

carbamoilo, sulfonilo sustituido, sulfonato y sulfonamida.

4. El compuesto segin la reivindicacidén 1, en
donde tiene la fdérmula III:
(R}, (R?),
RL’ RE
RY (\ Yo

en donde

A y A’ se seleccicnan independientemente del

A3
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N
grupo que consiste de una ligadura simple,

Towhosth o py gy JQ\
RS = Ny
%Il%ﬁwiﬂ\ {0,

<0 G -G O
@})\ «@}«k
{Q Oy OO

ZIZ =

H ) “((‘Rl)n"o_
(CR2)y- and «(CR2)y-C(O)-N(R™)~(CRy)y
7N\
cada \“=5/ incluye opcionalmente de manera

independientemente 1 6 2 nitrdgenos como heteroatomos;

cada R" se selecciona independiente del grupo que
consiste de -0OH, -CN, -NOg, halégeﬁo, alguilo C; a Cjo,
heteroalquilo C; a C;z, cicloalquilo, heterociclo, arilo,
heteroarilo, aralquilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanoilo,
carbamoilo, sulfonilo sustituido, sulfonato, sulfonamida vy
amino; vy

cada r es 0, 1, 2, 3, 6 4.

5oy El compuesto segin la reivindicacién 4, en

donde tiene la formula Illa:

A

Field
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Re N o N Re
H H
RLI Z z Rf
e El compuesto segun la reivindicacién 5, en
donde tiene la férmula IIIlb:
(Tﬂ)r tF|i“),
N L N
NS ADN =
N — N
H H
% <
£ z

en donde, X y X’ se seleccionan c¢ada uno
independientemente del grupo que consiste de una ligadura,
—CHo~; —C€Hs—~CHp—; —CH=CH~; =0-,; =8-; =8(0)3i-2—; —CH;O-; =CH5-
, —CH»S(0);>- y -CH,N(R')-, en donde:R' se selecciona del
grupo Hgue consiste de  hidrogeno, alguile C; a Cs,
hetercalgquileo C€C; a Cg, cicloalquilo, heterociclo, arileo,
heterocarilo, aralquilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo,
carbamoilo y sulfonilo sustituido.

7. El compuesto segin la reivindicacidén 1, en

donde tiene la férmula IV:

(R (R?),

RS _:\
TN\ / -

|

—_—Z

RI—Y
RE}

T2

en donde

NS

Field t
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se selecciona del grupo gque consiste de una

N N

o O

Ty = < o - e -

41\)3_-(’\/@%%@\
R Gt gy tE

/(I\>— —<ffJ\/k/i\>_4Ij\

/EI%*J\ /Li *)\

R\ P

N u g
X o j /?\N N&@i @}N
Ay b o Ay a

R
) N
50 TR
/ L) (
A N A
RN ] k-
N " " i
JdsT L ) "
O
N N
@@ — <K
i : :
| H . H ’

] <0 il = (CR2) a=C (O) N (R") = (CR>) P~ Y - (CR2)n

N(RM) C(0) - (CR3) p—;

NG

Field ¢



o

10

11

C:j incluye opcionalmente 1 6 2 nitrogenos

como hetercatomos;

cada R* se selecciona independiente del grupo que
consiste de =-0H, -CN, -NO;, halégenc, alguilo C; a C;z,
heteroalquilo C; a Cj;, cicloalquilo, heterociclo, arilo,
heterocarilo, aralquilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanoilo,
carbameoilo, sulfonilo sustituido, sulfonato, sulfonamida vy
amino;

r e85 Q; 1, 2; & 33 vy

r" es 0, 1, 2, 3, & 4.

s El compuesto segin la reivindicacidn 7 en
1>
/I\N
H

donde A es una ligadura simple,
(CRz)p~ © =(CRz)y=N(R")C(0) = (CRz)p--
9. El compuesto segun la reivindicacidn 7, en

donde tiene la férmula IVa:

(R?), Ry,
N’ \
RC
w)\ﬁ

Y.
Rd/ \

I=

Z Y
Z / \Ri
10. El1 compuestc segun la reivindicacioéon 9, en

donde tiene la formula IVb:
(R?),: . (R?),

N /N

=
IZ

N+

cield i
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en donde, X y X’ se seleccionan cada uno
independientemente del grupo que consiste de una ligadura,
-CH;-, -CH,-CHp-, -CH=CH-, -0-, -8-, -5{(0)i-2—, -CH20-, -CH35-
;. =CHe(Q) 19— ¥ —CHgN(RH—y en donde-R' se selecciona del
grupo gque consiste de hidrdégeno, albguile G a Cg
heteroalquilo C; a Cg, cicloalguilo, heterocicleo, arilo,
heterocarilo, aralquilo, alcancilo, alcoxicarbonilo,
carbamecilo vy sulfonilo sustituido.

11. El compuesto segun la reivindicacién 1, en

donde tiene la formula V:
(R?),

: Ty . f
N/

en donde
A y A" se seleccionan independientemente del
grupo que consiste de una ligadura simple,
-,
NH -N HN-N N N
N / el — A= I
H . N/)\_, )Q—-)_! ){"’N : /[\S 2 )‘\O ;
<10, L <o <00
y % / /
N N~ >N N~ F N~ \F
H H H

H

¢ ¢
<10 =1X 545 .
H , H , H , H ,
RN
N O
/ N / N | Yy
\ \ - N
H)\, —{ Qﬁ)\ Wanliy
RN
RwN N O
Th Sl O
HN*Q\ HN‘H\ HN”Q\

AR
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20

I3

N
-
N
H .}f

(CR"} p_;

= (CR2)p=0-(CRy)p~, ¥y ~—(CR2)a=C(O)N(R")-

O~

nitroéogenos como heteroatomos;

incluye opcionalmente 1 o 2

cada R® se selecciona independiente del grupo que
consiste de -0OH, -CN, -NO;, haldégeno, algquilc C; a Cjy,
heteroalquilo C; a C;», cicloalquilo, heterociclo, arilo,
heteroarilo, aralquilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanoilo,
carbamoilo, sulfonilo sustituido, sulfonato, sulfonamida y
amino; vy

t es 0y 1; 2, 3y & 4

12. El1 compuesto segun la reivindicacidén 1, en

donde tiene la férmula Vb:

N| \ \__/\ _ \/\|N

en donde cada uno de X Y% X se selecciconan
independientemente del grupo que consiste de una ligadura,
—~CHs~; -CH;—-CHz—-y —-CH=CH-; -0-; =8-, —85(0Q)1-2—, —-CH;0-; -CHy5-
, =CH:S({0O)1-2— ¥ —CH;N(R?)—, en donde R' se selecciona del
grupo que «conslste de hidrégeno, alquilo C; a Cs,
heteroalquilc €; a €C€g, cicloalquilo, heterociclo, arilo,
heteroarilo, aralquilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo,
carbamoilo y sulfonilo sustituido.

13. El compuesto segun la reivindicacién 1, en

donde tiene la férmula Vc:

A

Field |
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e
n

14

en donde X y X’ se seleccionan cada uno independientemente
del grupo que consiste de una ligadura, -CH;-, -CH;-CH;-, =
CH=CH=5 =0-5 —8=p =5(0)1=2—~; ~GH30=3 —CHyS—y; =CHzS(QU)19~ ¥ =
CH_N{RL)—, en donde R! se selecciona del grupo gue consiste
de hidrégeno, alquilo C; a Cg, heterocalquile C; a Cg,
cicloalquilo, heterociclo, arilo, heteroarilo, aralquilo,
alcanolilo, alcoxicarbonilo, carbaﬁoilo Y sulfonilo
sustituido.

14. El1 compuesto segin la reivindicacién 13, en

donde A’ se selecciona del grupo que <consiste de

O L0 X0 L X0
LI

15. El compuesto segun la reivindicacidn 1, en

donde tiene la fdérmula VIa:
(R®),

NN —

R(Z - \ / - \ /
H HN R®
Y
C /
R \\z //ﬂ\\
Z' Rf
16. El compuesto segun la reivindicacidn 15, en

donde tiene la férmula VIb:

20Q

Field |
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15

N (T‘), '
,”> _ /N @

HN

v
\\Z
{

Zi
en donde X y X' se seleccionan cada uno independientemente

del grupo que: consiste de tha ligadura,; =CHp—; —CHz—CHz—y -

CH=CH=, =0=; —=8=, =8(Q)4jm3=; ~CH;O0~-; ~CH35-; =-CHzS(Q)iz= ¥ =
8 CH.N(R')-, en donde R! se selecciona del grupo gue consiste
| de hidrégeno, alquilo C; a Cg, heteroalquilo C; a Cg,
cicloalgquilo, heterociclo, arilo, hetercarilo, aralquilo,
alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoiloe Y sulfonile
sustituido.
+i 17. E1 compuesto segun la reivindicacién 1, en
| donde tiene la férmula VIIb:
X
20 \/
en donde, X y X’ se seleccionan cada uno
independientemente del grupo que consiste de una ligadura,
=CHs=, =CHs-CH;~, —CH=CH=, =0—, =8-=, =8 (Q) 23—, =CHs0~, —=CHz5=
. , -CH,S(0),-o- y -CH;N(R!)-, en donde R' se selecciona del
25
grupo que consiste de hidrdégeno, alguile € a Cgy

heterovalquilo C; a Cg, <cicloalquilo, heterociclo, arilo,
hetercarilo, aralguilo, alcanoilé, alcoxicarbonilo,
carbamoilo y sulfonilo sustituido.

18. El1 compuesto segin la reivindicacidén 1, en

donde tiene la férmula VIII:

Field
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RC

|
|
LN

Y.
Rd//'\\\z

en donde

A’ se selecciona del grupo que consiste de una

N N
o O
HN , NH
ligadura simple,
N|/\¥ —(\N N- HN’\ /N“NH
N
N /N N /N >
¥ LA /Uf\ﬁ 4 e ;
N N N
SIOL AL /CEN A
N

20 7 N\>— Ij\ /QIN -
2

r

m L —«:19\ Sa%el

\
&L
i

L
\f

@h /fﬁ@ O
A Q@ Ji )L %}\d

f E : i Field
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15

Y
i

17
N N
RN R i
NI|| \\ / I,lN N.ll \\ . / J.N
@]

OOy <100,

C(O)N(RY) = (CRz2)p= ¥ —(CRy)a-N(R")C(0)- (CRy)p~-

= (CR2) n=0-(CRz) p-,

cada R* se selecciona independiente del grupo que

Fal

consiste de -0H, -CN, -NO;, haldégeno, alquiloc C; a Cjz,

heteroalquilo C; a C,, cicloalquilo, heterociclo, arilo,
hetercarilo, aralquilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanoilo,
carbamoilo, sulfonilo sustituido, sulfonato, sulfonamida vy
amino; vy

t es Oy 1 2; @ 3

19. El compuesto segun la.reivindicacidon 1, en

donde tiene la férmula VIIIb:
(R?),

200 -

IZ
<

X N
v
\\vr”Nx\\Z

en donde, X y X' se seleccionan cada unc independientemente

del grupc que consiste de una ligadura, -CH;-, -CH,-CH,-, -

CH=CH—, "O—_. —S—, -5 (O‘} 1=2"" “CH_‘_-O—, "CHzg-, —(,ch {[):1 g ¥ =

CH:N(R')-, en donde R' se selecciona del grupo que consiste

~

de hidrégeno, alquilo C; a Cg, hetercalquilo C; a Cg,

Z%

Field ¢
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cicloalguilo, heterociclo, arileo, heterocarilo, aralquilo,
alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo Y sulfonilo
sustituido.

20. El compuesto segun la reivindicacidon 1, en

donde tiene la formula IXa:
(R?), (R?)

200 /A

i s
8 7

X'
\\ff’N\\ NEEH//
z L/
en donde, X y X’ se seleccionan cada unc independientemente
del grupo que consiste de una ligadura, -CH;-, -CH;-CH.—-, -
CH=CH-, -0-, =S8-, =85(0)j-2=, =-CH,0-, —%;H;s—, -CH-S(0) 12— ¥
CH;N(RI)", en donde R' se selecciona del grupo gue consiste

de hidrégeno, alquilo C; a Cg, hetercalquilo C; a Cg,
cicloalquilo, heterociclo, arilo, heteroarilo, aralquilo,
alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo Y sulfonilo
sustituido.

21. El compuesto segun la reivindicacién 1, en

donde tiene la formula X:

N M\
=
\i

R

en donde

A yv A" se seleccionan independientemente del

Field |
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grupo gue consiste de una ligadura simple,

i g W = I3 %D\
s ~ Nx
4«: |N’ 4:@ 4</N]|/\;\ _</I ]\

r r L

\
N
N =N ‘ N %_Q N :i jf /:\’ N
__<;:E;;i\‘ 4!D> ﬁJL\ - HJL\ HJL\
H r ! I F

RN

0 "\ N

x N N N
H/\\ O HNJ\ HN’U\ HN"K

P N
RoSrpeess
HNJK H

C(O)N (R") = (CR3) p-;

nitrégenos como heteroatomos;

_(CR[!)N_O_ {CR;.‘)FJ- ¥ = (CR2) n

incluye opcionalmente 1, 2, 3 & 4

cada R" se selecciona independiente del grupo que
consiste de =0H, =-CN, =NO;, haldogeno, alquila C; a C;;,
hetervalquilo C; a Ci2, cicloalguilo, heterociclo, arile,
heteroarilo, aralquilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanoilo,
carbamoilo, sulfonilo sustituido, sulfonato, sulfonamida vy
amino; vy

cada r es independientemente 0, 1, 2, & 3.

22. E1l compuesto segun la .reivindicacidén 21, en

donde tiene la férmula Xb:

Field
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en donde, X y X’ se seleccionan cada uno
independientemente del grupo que consiste de una ligadura,

-CH;-, -CH;-CH»-, -CH=CH-, -0-, -S5-, =5(0)i-2—, -CH20-, -CH:5-

. =CH»S(0)i.2~ v =CH;N(R*)-, en donde R' se selecciona del
grupo que consiste de hidrogeno, alquilo €, a Cg,

heteroalquilo C; a Cg, cicloalquilo, heterociclo, arilo,
heterocarilo, aralgquilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo,
carbamoilo y sulfonilo sustituido.

23. El1 compuesto segun la reivindicacién 21 en

donde:

selecciona del grupo gue consiste de

A se

LOHT

N N N

H . H ,

N N N N\ N N\ N NN

7| % I)\ y I j\ % I\
%ND\ _<N = —<N i _<N N//J\

H ) H H ) H .

2 Y LB |
e

N
A" es H

24. El compuesto segin la reivindicacidén 21, en

donde tiene la formula Xc:

26

Field
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en donde:

A se selecciona del grupo que consiste de
N N SN
N NN N— N
—~ I~ <0 < <L
N N . =
N N"N\F N"N\F N
H ; H . H H N
N >
—C1
N™ N
¥ "y
X y X' se seleccionan cada uno independientemente
del grupo gue consiste de una ligadura, -CHs-, -CHz-CHz=, =
CH=CH-, -0-, =-S-, =-S(0);-»—, -CH,O-, =-CH»S-, -CH:S(0)i-»— y -
CH.N(R!)-, en donde R! se selecciona del grupo que consiste
de hidrégeno, alguilo C; a Cg, heteroalquilo C; a Cg,
cicloalquilo, heterociclo, arilo, hetercarilo, aralguilo,
alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo y sulfonilo
sustituido.
25. El compuesto segun la reivindicacidén 1, en

donde tiene la férmula Xd:
(Ra)r'

N N

N —
H

v
RN

z

en donde:

res 0; 1ls 2; & 35 ¥

Z7

Re
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H o H g :

O

b) férmula XIa:

£ z en donde, A y A’'son como se

definieron anteriormente, y X y X’ se seleccionan cada uno
independientemente del grupo que consiste de una ligadura,
=CHs~, =CH3~CHz=; =CH=CH=-; —0—; =B8B=; —8(0)q1-2—; =CHzO-, -CH-5-
;, =CH:S(Q)1-2— ¥ —CH;N(RH-g en donde R!' se selecciona del
grupo que consiste de hidrdgeno, algquilo C; a Cgy
heteroalquilo C; a Cg, cicloalquilo, heterociclo, arilo,
heterocarilo, aralquilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo,

carbamoilo y sulfonilo sustituido.

¥
L

(2]

El compuesto segun la reivindicacién 1, en

donde tiene la férmula XIIb:
(R#),

en donde, X y X’ se seleccionan cada uno independientemente
del grupo que consiste de una ligadura, -CHz-, -CH,-CHy=, -
CH=CH-, -0-, -S-, -S8(0)i-2—, -CH0O-, -€H;S-, -CH25(0)i1.2— Yy -
CH,N(R!)-, en donde R' se selecciona del grupo que consiste
de hidrégeno, alquilo C; a Cg, heteroalgquilo C; a CGCs,

cicloalquilo, heterociclo, arilo, heteroarilo, aralquilo,

Field |
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24

alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo 1% sulfonilo
sustitiide-
29. El1 compuesto seguin la reivindicacion 1, en

donde tiene la férmula XIIIb:
(R?),

e
X\,/NZ \ / — \/N\‘N

et

Zr

en donde, X y X' se seleccionan cada uno independientemente
del grupo que consiste de una ligadura; -CHy—y —CHy=CHz=, =
CH=CH-; -0-; —8§—; -8{0)1-2—, -CH0-, -=CHz5—, -CH2S5 (0O} 1-2— y -
CH,N{Rl}—, en donde R' se selecciona &el grupo gue consiste
de hidrégeno, alquilo C; a Cs, heteroalquilo C; a Cg,
cicloalquilo, heterociclo, arilo, heteroarilo, aralquilo,
alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo % sulfonilo
sustituido.

30. El1 compuesto segin la reivindicacién 1, en

donde tiene la férmula XIV:

(R%) %
N d N Y
. e
\" / | —_—
Y. — N
Rd/\ H
z (R®),
/Yl"‘-—-—.Rf
2
en donde:

A se selecciona del grupo gque consiste de una

N N
Xy

ligadura simple,

Field t
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)\? ﬁgj\ \C/{L Nlri B ‘>— —4/&’
- o g, A

< ol - <o

0o <L L <0
J;’l% —«IJ\ /EI%

- (CR2) n=0- (CR2) p—, —<CRg)n—c(OJN(R“)—(CR;M;.— y - (CRy) -

N (R")C (0) = (CRz) p

incluye opcionalmente 1 6 2

nitrégenos como heteroatomos;

cada R* se selecciona independiente del grupo que
consiste de -0H, -CN, -NO;, halégeno, alquilo C; a Cyz,
heteroalquile C; a Cjz, cicloalquilo, heterociclo, arilo,
heteroarilo, aralquilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanoillo,
carbamoilo, sulfonilo sustituido, sulfonato, sulfonamida vy
amino;

res 0, 1, 2, © .38 ¥

r* &8 B, T 2 3, 6 4.

31. El compuestoc segun la reivindicacidén 1, en

donde tiene la férmula XIVd:
(R,

N \\ L o N
/\])Qﬁ@\/ |
x\ﬁ#N ¥

¥a o~

(R?), N\/

4

Z 7
en donde, X y X' se seleccionan cada uno independientemente

Field 1
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del grupo que consiste de una ligadura; =CHy~; =CHy~CHp—y =

4]

CH=CH-, -0-, -S-, -8(0)i1-—, -CH20-, -CHz25-, -CH: (O) foz= ¥ =
CH-N (R') -, en donde R! se selecciona del grupo que consiste
de hidrégeno, alquilo C; a Cg, hetercalquilo C; a Cg,
cicloalquilo, heterociclo, arilo, heteroarilo, aralquilo,
alcanecilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo Y s lEsi lo
sustituido.

32. El1 compuesto segun la reivindicacién 1, en

donde tiene la férmula XIVE:

(R?)p
N — \ / N
X H H &
R?),
\/JN\ (R N\/
z ) Z//
en donde X y X' se seleccionan cada uno independientemente
del grupo que consiste de una ligadura, -CHpy-, -CH2-CHz-, -
CH=CH-, -0-, -S-, =5(0)i-2-, -CHz0-, -CH25-, -CH:5(0)1-2— ¥y -
CH.N (R!)-, en donde R' se selecciona del grupo que consiste

de hidrégeno, alquilo C; a Cg, heteroalguilo C; a Cg,
cicloalquilo, heterociclo, arilo, heteroarilo, aralquilo,
alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo y sulfonilo
sustituido.

33. El compuesto segun la_ reivindicacidén 1, en

donde tiene la férmula XV:

22

Field !
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RC A

en donde:

se selecciona el grupo que consiste de

%Iji%fj\—en
pes ey <

cada R® se selecciona independiente del grupo que
consiste de -0H, -CN, -NO, halégeno, alquilo C; a Cjij,
heterocalquilo C; a Cj;, cicloalquilo, heterociclo, arilo,
heteroarilo, aralquilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanocilo,
carbamoilo, sulfoniloc sustituido, sulfonato, sulfonamida vy
amino; vy

res 0, 1, 2, & 3.

34. El1 compuesto segin la reivindicacion 1, en

donde tiene la férmula XVb:

en donde

Field 1
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X y X’ se seleccionan cada uno independientemente
del grupo que consiste de una ligadura, -CHz-, -CH--CH>—-, -
CH=CH-, =0=, =8-, =8(0)i-s—, =—-CH20-; -CHzS—p -CHpS(O)i-2= ¥y =
CH,N (R')-, en donde R' se selecciona del grupo que consiste
de hidrégeno, algquilo C; a Cs, heteroalquilo C; a Cs,
cicloalquilo, heterociclo, arilo, héteroarilo, aralquilo,
alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo % sulfonilo
sustituido.

35. El1 compuesto seguin la reivindicacion 1, en

donde tiene la férmula XVd:

T=Z

\—N\ (R?), ' N\/
2 S

en donde

X y X' se seleccionan cada uno independientemente del grupo
que consiste de una ligadura, -CH;-, -CH;-CHz-, -CH=CH-, -0-
; =8y =8§(0) 122~ —CH)O=; —CHpS—; -CHS(0)i0— ¥ -CH.N(R')-, en
donde R' se selecciona del grupo que consiste de hidrégeno,
alquilo C; a Cg, heteroalquilo C, a Cs, cicloalquilo,
heterociclo, arilo, hetercarilo, dralquilo, alcanoilo,

alcoxicarbonilo, carbamoilo y sulfonilo sustituido.

36. El compuesto seglin la reivindicacién 1, en

donde tiene la foérmula XVf:

34
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xl

% ~ L

z v

7
en donde

X y X' se seleccionan cada uno independientemente
del grupo que consiste de una ligadura, -CHz-, -CHp-CHy-, -
CH=GH=, <0<=; <8~, —=8(0)ig~, —E£Hi0=, =CHs&=, —LCH:S (@)= P =

m

CHoN (R')-, en donde R' se selecciona del grupo que consist
de hidrégeno, alquilo C; a Cg, heterocalquile C; a Cg,
cicloalquilo, heterociclo, arilo, heterocarileo, aralquilo,
alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo Y sulfonilo
sustituido.

37. E1 compuesto de la reivindicacidén 1 en donde
cada uno de RS, R%Y, R® y R! se selecciona independientemente
del grupo que consiste de: hidrégenp, alguilo C; a Cg y
heteroalquilo C; a Cy, en donde

cada hetercdtomo, si esta presente, es
independientemente N, O & S,

R- Yy Ry se unen opcionalmente para formar un
heterociclo de 4 a 8 miembros el cual esta opcionalmente
fusionado a otro heterociclo de 3 a 6 miembros, y

R y Rf se unen opcionalmente para formar un
heterociclo de 4 a 8 miembros el cual esta opcionalmente
fusionado a otro heterociclo de 3 a 6 .miembros.

38. El1 compuesto segun la reivindicacion 1, en
donde uno cada R? es independientemente -CN, -0OCFj;, -OCHF; -

EFs,. @ =F.

3S
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39. EL

donde A y A’

ﬂ“ﬁ>__ NH
A

40. E1
donde
41. E1
donde
42. EL
donde Z y 2’
grupo
(CR%) ¢=R¥, ~U-(CR%}¢-R? y
0- (CR%;) -R®.

43. EIL

donde uno o ambos de Z y Z’

C(0) - (CR*,) .-NR'- (CR%,) +—-R".

44, El
donde uno o ambos
45. El
donde uno o ambos
46. EL
ambos

donde uno o

47. Un

30

compuesto segun la reivindicacién 1, en

son cada uno independientemente

0 = (CRz)a=C (O) N (R") = (CRz) - -

compuesto segun la reivindicacién 1, en

Z y Z' son cada uno 1-3 aminoacidos.

compuesto segln la reivindicacion 40, en

los aminoacidos estan en la configuracion D.

compuesto de la reivindicacidén 1, en

se seleccionan cada uno independientemente del

que consiste de =-[U-(CR%):-NR’-(CR%;)],~U-(CR".) -NR'-

- [U- (CR%2) ¢=NR®= (CR*2) ¢ ] u=U= (CR%;) -
compuesto segun la reivindicacién 1, en

son -C(0)-(CRY)=NR’-(CR") .-

8
compuesto seqgin la reivindicacién 1, en
de 2 y Z' son =C(0) - [CR*) ¢=NR"-(CRY,) +~RY,

compuesto segun la reivindicacion 1, en

de % y 2’ son -C(O)-(CR%),-NR'-C(0)-R.
compuesto segun la reivindicacién 1, en
de Z y 2’ son -C(O)-(CR%)q=NR'-C(0)-0-R"".

compuesto de la reivindicacién 1,

seleccionado del grupc que consiste de

28
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15 48. Una composicién farmacéutica que comprende
un compuesto de la reivindicacidn 1.
49, Una sal farmacéuticamente aceptable de un
compuesto de la reivindicacién 1.
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REIVINDICACIONES

L Un compuesto de férmula I:

R— ) -
// R
Z Z en donde,
A y A'" se seleccionan independientemente del
grupo gue consiste de una ligadura sencilla, -(CR:),-C{Q)-

(CR.) o=, =(CR:).=0-(CRs)p=, =(CR:)s=N(R¥)~(CR:)p=, —-(CR:).=S(0),.~
N(R') = {(CR:)s=, -(CRs),=C(0O)=-N(R¥)=-(CR:),=, =-(CR.),=N(R")-C(0)-
N (BY) = (CR:) =i - (CR.) »=C (0) =O- (CRz) o=, - (CR.) ,~N (R") =S (0) ,-
N (R¥) = (CR:) p= y = (CR:) =N (R¥)=C(0)-0-(CR:) o~ y un

grupo heterocarilo seleccionado del grupo que consiste de

Z1-X1

Z‘I*\”1
PN S o

Y Y%I:QEL\ y2 N
7 M 4 N % S
£, = o~ AL 2@\
¢ ll/\ N g ll/”j\ _</Y2 H _</
2 4J\\ 2 = ”O X2 ’/N X2
Y Y Y1 1 v 2
7|
#\SI\\’— 1 U AL WAL {ﬂ Ij\
X2 X' X! , S

en donde:
¥: B8 CHs;: NH; © & 8

Y', Y' y Z' son cada uno independientemente CH o

X° es NH, O &6 5,
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20

V es ~—CH;-CH:—, ~CH=CH-, -N=CH-, (CHs) ;~N{B") =
(CH-Yp— o - (CH»} ,~0- (CH2) o~ en donde a V% b son
independientemente 0, 1, 2, 6 3 siempre y cuando a y b no
sean ambos 0,

V.
7Y
%Q“\
X2
opcionalmente incluye 1T & 2

nitrégenos como heterodtomos en el residuo fenilo,

los carbonos del grupo hetercarilo estan
opcionalmente sustituidos de manera independiente con un
sustituyente seleccionado del grupo dque consiste de -OH,
-CN, -NO., halégeno, alquilo C; a Cy;, heterocalquilo C, a Ci,
ciclocalquilo, heterociclo, arilo, hetercarilo, aralquilo,
alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanoilo, carbamecilo, sulfonilo
sustituido, sulfonato, sulfonamida y amino,

los nitrégencs, si estan presentes, del grupo
hetercarilo estdn opcionalmente sustituldos de manera
independiente con un sustituyente seleccionado del grupo
gque consiste de -OH, alquilo C; a Ci;;, heterocalquilo C, a
Ciog cicloalquilo, heterociclo, arilo, heteroarilo,
aralquilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanoilo, carbamoilo,

sulfonilo sustituido, sulfonato y sulfonamida,

Lad

a y b son independientemente 1, 2, ©
c y d son independientemente 1 o6 2,
n y p son independientemente 0, 1, 2, 6 3,

kes @, 1, &2,

cada R se selecciona independiente del grupo que

consiste de hidrdégeno, -OH, -CN, -NO;, halégeno, alguilo C;

a Cy;, heteroalquilo C; a C;;, cicloalquilo, heterociclo,
arilo, heterocarilo, aralquilo, alcoxi, alcoxicarbonilo,
alcancilo, carbamoilo, sulfonilo sustituido, sulfonato,

sulfonamida y amino,

29



cada R" se selecciona independiente del grupo que

te de hidrégeno, -OH, alquilo C; a C;:, heteroalquilo

 eielepalguile, -hetsreocaclo, @rile, hetercarilo,

aralquilo, alcoxi, alcoxicarbeonilo, alcanoilo, carbamoilo,

lfonilo sustituido, sulfonato, sulfonamida, vy

en donde para cada A y A’', B puede estar unido a

cualquier lado de A y A’ de tal manera que

pea

en el ejemplo de A o A’ es ‘el A-B-A’

puede ser cualquiera de:

—B /N N\ /N —A' N\ B-a'
a ;(Nj— AfB—&RH/qT_&J‘B AO —&3; A'

-

- =0-=0=

B se selecciocna del grupo gue consiste de ==
b —coped i la una triple ligadura,
(R%) Ra R"“ (Ra

(Flia)r (R?),

0O

P rig st e i\tLe, 1&]
4@@\ —~
N . N NN *
H . H : R ,
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&Ln

0

el * indica puntos de unidén al resto del compuesto,

el residuc fenilo incluye opcignalmente 1 & 2 nitrogenus
i het Lomos, W R sSe sSeliecc de | SRR !
cjiste des hidrdgeno, -0H, alquil b | > £ 1

& Eo g icloalguilo, he . arilo, !} ¥ £ 1%3,

iralguilo, alecoxi; alcoxicarbonilo, alcanocilo, carbanmcilo,

sulfonilo sustituide, sulfonato v sulfonamida;

en donde r independientemente 0, i, 2; 3, © 4,

cada R se selecciona independientemente ael rupo  gue
Y . My N, 1 ™ S PR r
=5 ] it =i\l =M — DNy Hs gel r LC ¢
T - S R TR . ; )
i bralguilo Cix =1 1ile, ieter 5 7
3 , aralguile, alcoxi, alc arbonilo, i Yuws;
bamaillo, sulfenilyg sustituido, sulfonatg, 11l 1
=
AL L TLED ' p
—
——— W
—_ 3
e — _
W W —— M —— W
? »
¥ I T 4 8 =g T IAAT e e o e g v gl et h T1Td
3 1 L e e o] PR AR £ e = ~ L
| D D G & s bz i A4 N iy 0 T1 . A pa 3 ;_-.iJ_ ‘J.:h)\ _jLA_ .\_,‘\__.ll‘_. i R i Yy r 1 v
; e TR bt o e e
B LRSS 1 PR 1 ri -T .{} == S e w0 ’ ] Ler g L LS I T S i T
e . N I [JPENES AER e . = .
A b s A A w L Ak__; e L Ak A et A ~ T
e ;

cada uno de RY, BF, R®* y R' se selecciona

independientemente del grupo gque consiste de: hidrégeno,

alguilo C; a Cs, heteroalquilo C; a Cs, aralquilo y un anillo

de 4 a B8 miembros el cual puede ser cicloalguilo,

heterociclo, hetercarilo o arilo, en donde,

U
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cada heteroatomo, si ‘esta presente, es
independientemente N, O 6 S,

cada uno de RT, RY: R® y R' puede estar
opcionalmente sustituido por alquilo C, a C., heterocalquilo
C; & Cu, aralquilo, © un anillo de 4 a 8 miembros el cual
puede ser cicloalquilo, heterociclo, heteroarilo o arilo, y
en donde, cada heteroatomo, Sit esta presente, es
independientemente N, O & S,

R" y R?! estédn opcionalmente unidos para formar un
heterociclo de 4 a 8 miembros el cual esta opcionalmente
fusionado a otro heterociclo de 3 a 6 miembros o anillo
hetercarileo, y

R° y Rf estédn opcionalmente unidos para formar un
heterociclo de 4 a 8 miembros el cual esta opcionalmente
fusionado a otro heterociclo de 3 a 6 miembros o anillo
hetercarilo;

Y vy ¥’ son cada uno independientemente carbono ©
nitrégenc; y

Z y 2' se seleccionan independientemente del
grupo que consiste de hidrégeno, alquile Cl1 a CB8,
heterocalquilo €1 a €8, cicloalquilo, heterociclo, arilo,
heteroarilo, aralquilo, 1-3 aminoacidos, -[U-(CR").-NR -
(CR%:) .1.,-U-(CR*:) .-NR"= (CR*;):-R", =D={CRY)—R® m =[U=ICR*]=
NR'-(CR*).].-U-(CR*),-0-(CR".).-R", en donde,

U se selecciona del grupo que consiste de -C(0O)-,
= (8)= ¥ —8 [0}z

cada R R y R’ se selecciona independientemente
del grupo gque consiste de hidrégeﬁo, alguilo C, a C.,
heterocalquile C; a Cs, cicloalquilo, heterociclo, arilo,
heteroarilo y aralquilo,

R" se selecciona del grupo gue consiste de

i3
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hidrégeno, alquilo C; a

cicloalguilo,

-C (0) =R, =C(8)-R",

=S (0) ,-N-R",

heterociclo,

en donde

independientemente del gru

alquilo C,

heterociclo,

opcionalmente,

4-7 miembros,

Cay

ar1lo;

-C(0)-0-R",

cada

po que

a Cy, heterocalguilo

heteroalquilo

hetercarilo,
-C (0) -N-R",,
R# se

consiste de

C'_ a C-,
aralquilo,
-S(0) -R" y

selecciona

hidrégeno,

Ci @ Cs wciclealaguilo;

arilo, heterocarilo y aralquilo,

cada t es independientemente 0, 1, 2,

i &8s 0, 1, 6 2.—

1o

R" y R* forman juntes un anillo de

[ AL LS
T (R A W W N R W e

T
-y =g T = = T g T =
- P ] c = 1] W R EE ey Bl e x ol B 3 Yore r L
A A  r g Ll T3 R S A 1A ‘i-.. — i | Sy LR L - oA o o I ht
a a ( 3) a
(R*) (R%):, R (R%)
SR <:>_n . /\:>_ =i
D g e o - g
e (R%)
(R%),  (R%),
.
C>_ rad T £33 1 =t SR k Xz
S I (= e g T = i’ =
| ! i 1 PR = e 13 g - - = oy -
4l T 11 ~ -4 r\JLA A P 3 - J._"‘ = R I NP S | :
o = L 3 oyde ] =
ey - r) = it <2 15 i e oy
= EIR D P e I S ot o - = 0
N R ) = = L e A e e A Rt L= L™ 7
e I = Jow| g 2 iy - e o= ;
A 1 e O g W e L " ; R T =
il e e e s = fais] i i SR ] e
= g gy T= g | T = = =gy ey ) T 2 7] =7 i 1 ix?
‘ g = g P T o T e T T T il . t
i 1 PR S e S i g = = = 7 1 T T 7 g T 2 7
1 N S N g 1 s T . ‘ ik oo
0y g0 B 1 o o e = ¥ o e o s s = g i i vy s L = = 7
1 osan ] o Py o 1o oasr ]l £ 1 caaod T4 3 b2
T e td ] I o e | ' -k A g P r B g G S L | J S O o L L LA T ) T
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L. E1l compuesto segin la reivindicacién 1, en
donde A y A’ se seleccionan independientemente del grupo

que consiste de una ligadura simple,
NN N
—{ § 1
N . N//\\, /L\"‘)_, )\N . )\S Q
%N:@\ —Q'N]\/\j\ %ND\ _</N ]N\
N
SOl N T S

N

I=

N
\
N

R
@]
a2 a s EaS e RNa ST

N
. AN AN 1SN N

Jooas

3¢. El1 compuesto segun la reivindicacidén 1, en

Y

donde Ry R" estan unidos y forman un sistema de anillos

)
fusionados de heterociclo seleccionado del grupo gue
consiste de:
o 2. Z. “Z, Z g Z. Z
25

RY % RN RN
O I

] y

donde R" se selecciona del grupo que consiste
de hidrégeno, -0H, alguile C; a C,;, heterocalquilo C; a Ci

cicloalquilo, heterociclo, arilo, heterocarilo, aralquilo,

us



N

B

M

wn

alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanoilo, carbamoilo, sulfonilo
sustituido, sulfonato y sulfonamida,
y en donde R" y R’ se unen para formar un sistema de anillos

fusionados hetercciclos seleccionado del grupo que consiste

% polseds el oV olis ¢

Zn/ Zl/

’; ;Y;D bo s Ay A
Z;:[::JTZMfN Z/’ Z“/ \“) qutg::lﬁo !

y Z en donde R" se selecciona del
grupc que consiste de hidrégeno, -0OH, alquilo C: a C;,
hetervalguilo C: a C;», cicloalguilo, heterociclo, arilo,
heterocarilo, aralquilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanoilo,
carbamoilo, sulfonilo sustituido, sulfonato y sulfonamida.
44+. El compuesto segun la reivindicacién 1, en

donde tiene la férmula III:

RS R®
d Y.
R r\ s
2 z en donde
A y A' se seleccionan independientemente del
/|-NI:.\>7

grupo que consiste de una ligadura simple,

. .
HN-N, HN N N N —
L PO - 0 0 SON

NS N~ N L, N M.
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RE
N
et atelas ey
R\
0 N
DO O e O
b ‘ HN”K‘ HNJK.

RN
1
N 0
e g o0
HN-‘U\ HNJK i

(CRy),~ and —(CR1),—C(O)-N(R¥)~(CRy),—;

cada ::: incluye opcionalmente de manera

independientemente 1 6 2 nitrdgenos como hetercatomos;

L CR )i~ 0

cada R* se selecciona independiente del grupo gue
consiste de -0H, -CN, -NO., halédégeno, algquilo C, a C,,
heteroalguile © a Gy ©icleoalguily, heteroeicle, arile,
heteroarilo, aralquilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanoilo,
carbamcilo, sulfonilo sustituido, sulfonato, sulfonamida vy
amino; y

Gida Fies B Ty B 3, 8 9.
b+, El compuesto segun la reivindicacion 4+, en

donde tiene la férmula IIIa:
(R?), (R?),

N/ TN\ /T J
| —\/l

Re & — N R®
H H

e
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20

13
&, El1 compuesto segun la .reivindicacion 5=, en
donde tiene la fdédrmula IIIb:
Tﬁr (R%):
N Tk N

N — N

H H
% -
NN /

Z
i

en donde, X y X’ se seleccionan cada uno

independientemente del grupo que consiste de una ligadura,

=CHs=,. =CH;=CHs~,.' +~=EB=CH-, =0=, =8~ =85(0)i2>, =CH:0=,
-CH S-, -CH:$(0):;-- y =-CH:N(R')-, en donde R' se selecciona
del grupe gque consiste de hidrdégeno, alquilo C; a Cy,

heterocalquilo C; a Cui cicloalquilo, heterociclo, arilo,
heterovarilo, aralquilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo,
carbamoilo y sulfonilo sustituido.

/+&. El1 compuesto segun la reivindicacién 1, en

donde tiene la férmula IV:

(Re), - (R

A2 Y LA
\ /

—

A se selecciona del grupo que consiste de una

N N
T

ligadura simple,

B



LS

H H
N
1 -~ K-~
A = N N N
—~< 1] RI>=—=T 0 i I>—=<]
N N N

RN\ ‘RN
N N O
N . /N N\ /N
/“\N~ @QNJ\ ANQ:% %:QN/*\
H ) H . H : . H .
R
O - R <
N y
!{@* N N N
)\ﬁ 1 O HN"U\‘ )LNH O _ HN"’K_
RN R R
N N N 0
IS N oS o)
)LNH HN’K )LNH HNJK
O
A0 OO 400

(CR.) ,=0- (CR.) y=, =(CR:),~C(O)N(R")=(CR:),~ y -(CR-)n-N(R¥)C(O)-

; incluye opciocnalmente 1 6 2 nitrégenos

PR V=
ol ’

como hetercatomos;

cada R® se

wn

elecciona independiente del grupo que

consiste de -0H, -CN, -NO., haldgeno, alguile C, a C,.,
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heterocalgquile C; a GC;;, ecicloalgquile, heterociclo, arilo,
heterocarilo, aralquilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanoilo,
carbamoilo, sulfonilo sustituido, sulfonato, sulfonamida vy
amino;

resO0, 1, 2, 6 3; vy

v e 0, 1, 25 3, & 4.

5++. El compuesto segun la reivindicacién +% en

donde A es una ligadura simple,
(CRa)Jp= @ =U{ER;)+=N(RN)CA{D)=(CRs)5~-
842. El compuesto segun la reivindicacidn J/+&, en

donde tiene la férmula IVa:

(R3),- (R*)
N \ 7\
| \ / N
RC
g —_
w)\H o
N
y H
Rd//'“\\Z !
Z'/ \Rf
1032 El compuesto segun la reivindicacion

442, en donde tiene la fdérmula IVb:
(R%) (R*)

./ N\

T

7
en donde, X y X’ se seleccionan cada uno

independientemente del grupo que consiste de una ligadura,

=CHs=5 -CHs-CH-—, —-CH=CH-, 0 et —5— -5 (Q) ;-.— -CH 0-,

r

-CH,S-, -CH:5(0)1»- y —-CH:N(R')-, en donde R' se selecciona
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W]

N
(|

'\)

A

14

del grupo gque consiste de hidrdogeno, alquilo C, a C

ieterocalquilo C; a Ci, cicloalgquile, heterociclo, arileo,
heterovcarilo, aralquilo, alcanollo, alcoxicarbonilo,
carbamoilo v sulfonilo sustituido.

1i+s, El compuesto segun la reivindicacidn 1

r

en donde tiene la Eérmula V:

=

//YﬁmhRf

Z Z .
en donde

A y A’ se seleccionan independientemente del

grupo gque consiste de una llgadura simple,

LA B0- A0 - - T j@\
e S ol s S,

\
N
_‘</NIN\/)\ Q Nj\ Q Nj\ N/u\
H H H H
RN

@})\#«@} :/NJQ
e

(CR2)y=C (O N (RY) ={CRs} 35—

nitrogenos como heterodtomos;

incluye opcionalmente 1 o 2
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cada R" se selecciona independiente del grupo que
consiste de -0H, -CN, -NO., haldégeno, alquilo €, a Ci,
hetercalquilo C; a C;;, cicloalquilo, heterociclo, arilo,
hetercarilo, aralquilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanoilo,
carbamoilo, sulfonilo sustituido, sulfonate, sulfonamida vy
amino; vy

r s 0 1z 2= 3 64
=5 El compueste segun la reivindicacion 1,

en donde tiene la férmula Vb:

(R

en donde cada uno de X V% X’ se seleccionan
independientemente del grupo que consiste de una ligadura,
-CH -, -CH-CH-, -CH=CH-, -0-, -S-, -S(0) .-, =-CHO-,
-CH.S-, -CH.S(0),»- y -CH:N(R')-, en donde R' se selecciona
del grupo gque consiste de hidrégeﬁo, algiiilo €; & C
heteroalquilo C; a Cs cicloalquilo, heterocicle, arilo,
heterocarilo, aralagquile, alcanocilo, alcoxicarbonilo,
carbamoilo y sulfonilo sustituido.

1316, El compuesto segun la reivindicacion 1,

en donde tiene la férmula Vec:
(R?)

x ™ /Y
LN\ /7 O
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en donde X y X’ se seleccionan cada uno independientemente
del grupo que consiste de una ligadura, -CH:-, -CH:-CH.-,
~CH=EH-; =0=; =8=, =8{8)~; =CH0-, =CH;5~; =CH:8(0}i.-~ ¥
-CH-N(R')-, en donde R' se selecciona del grupo que consiste
de hidrégeno, alquilo C; a Cs hetercalquilo C; a C,
cicloalquilo, heterociclo, arilo, heteroarilo, aralquilo,
alcandilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo Y sulfonilo
sustituido.

14+4. El1 compuesto seguin la reivindicacion | 1+%,

en donde A’ se selecciona del grupo que consiste
ﬁ%ﬁ%ﬂ%/ﬁl%/&
No N
~
LI
N
N H

ihas, El compuesto segun la reivindicacidn

[
-

en donde tiene la formula VIa:
Rh

YA
P

——
=

I
=

1639, El compuesto segun la reivindicacidn

15—%, en donde tiene la férmula VIb:

(R%),

HN

>
I

LI

N X
z z‘/N\/

en donde X y X' se seleccionan cada uno independientemente

del grupo gque consiste de una ligadura, -CH.-, -CH.-CH.-

<t
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-CH=CH-, -0-, =%-, =S{0)-»=, =-CH:0-, -CH,S5-, -CH.S(0O),--— ¥
-CH.N(R')-, en donde R' se selecciona del grupo que consiste
de hidrégeno, alquilo C;, a Cs;, heterocalquilo C; a C,,
cicloalgquilo, heterociclo, arilo, heteroarilo, aralquilo,
alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo Y sulfonilo
sustituido.

| 728, El compuesto segin la reivindicacién 1,

en donde tiene la férmula VIIb:
(R?), (R?),

en donde, X y X’ se selecciocnan cada uno
independientemente del grupo gque consiste de una ligadura,
-CH~-, -CH.-CH.-, -CH=CH-, -0-, -8-, =-8(0);..-, =-CH.0-,
-CH S-, -CH.S(0);--— y -CH:N(R')-, en donde R' se selecciona
del grupo que consiste de hidrégeno, alquilo C;, a C,,
heteroalquilo C; a Cg cicloalquilo, heterociclo, arilo,
heteroarilo, aralquilo, alcanoilb, alcoxicarbonilo,
carbamoilo y sulfonilo sustituido.

R = El compuesto segun la reivindicacion 1,

en donde tiene la férmula VIII:
(R?),

/N ./

RC / R— /fwhmhRf

) B

Y.
Rdf// \\\Z

en donde

A’ se selecciona del grupo gque consiliste de una

24
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ligadura simple,
NR ¢ N- H -N N-
S RN G Vel S S
N
n-oL 0 4:1\ LI

H

RSN s e U4 s SR 6 4
ﬂ‘% *’U\ Jgss »\/\I*
S0 g < O

;\’r ﬁ,& o
@%\ J\N@@ <
E@ ﬁ # {Q
O

NH

!
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N N
O ~< X
N N
H s H '!—(CR

CLOINIRY = (CRa) = ¥ = (CRs) o,=N{RY)C (O)—(CRs} g~

2} n=0= (CRz) o= = (CR-) =

cada R* se selecciona independiente del grupo gue
consiste de -0H, -CN, -NO-, halégeno, alquilo C, a C;,
heteroalgquile C; a Ci», cicloalquilo, heterociclo, arilo;
heteroarilo, aralquilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanoilo,
carbamoilo, sulfonilo sustituido, sulfonato, sulfonamida vy

amino; y

| 022 El compuesto segun la reivindicacion 1,

en donde tiene la féormula VIIIb:

K=

X N\\\v//
\\v,ffN\\\ Z”//
Z

en donde, X y X’ se seleccionan cada uno independientemente
del grupo gque consiste de una ligadura, -CH--, -CH -CH.-,
=@CH=CH-, —=0—, =5=, =5(0)1-3=; =CHiO-, —=CH:5-, —-CHS(0}i.-— ¥
-CH-N(R'")-, en donde R' se selecciona del grupo que consiste
de: hidrégeno; alguile €y a €z heterocalguile € a Csy
cicloalquilo, heterociclo, arilo, heteroarilo, aralqguilo,
alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo % sulfonilo
sustituido.

202, El compuesto segmg la reivindicacién 1,

en donde tiene la foéormula IXa:

=)
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p—t

—

= B

g

z

en donde,

del grupo que consiste de una ligadura,

-CH=CH-,
~CH.N (R') -,
de hidrdgeno,
cicloalguilo,
alcanoilo,
sustituido.

e T

en donde

Xy X'

SRy o LR R
en donde R!

alquilo C; a Cg,
heterociclo,

alcoxicarbonilo,

20

®®) =)

EE

/

Z '
se seleccionan cada uno independientemente

-CH -, =-CH-CH. -,

-CH:0-=, =CH;$-=, =CH:3(0)i.s~ ¥

se selecciona del grupo gque cons

hetercalquile €, a Cg,

arilo, hetercarilo, aralquileg,

carbamoilo Y% sulfonilo

El compuesto seguin la reivindicacidén 1,

tiene la foéormula X:

(R?),

en donde

A v A" se

seleccionan del

independientemente

-

grupo que consiste de una ligadura simple,

»\ ib— \% Bl ba j@\
pE s e I s NS o )

_</N|/
H

e F r



=

21
R
N
_{%:ﬂ:;i\‘ 4!5’ Njk\ <I!> NJL\ NJL\
H , H , H , H ,
]N

RV )

L O O OO
/N O y J
\ N N N
E)\ HNJK HN’IK HNJK

o)

N

Yot sons
HN—K: ﬁ A |

CR:) n=Q—=(CR2) ;= v —(CR:),~

10 C(O)N(RY) - (CR) -

)
incluye opcionalmente 1, 2, 3 & 4
nitrégenos como heterodtomos;

185 cada R" se selecciona independiente del grupo que
consiste de -0H, -CN, -NO,, haldégeno, alquilo C. a C..,
heterocalquilo C; a C;;, cicloalquilo, heterociclo, arilo,
heteroarilo, aralquilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanoilo,
carbamoilo, sulfonilo sustituido, sulfonato, sulfonamida vy

20 amino; vy

cada r es independientemente 0, 1, 2, & 3.

L2, El compuesto segun 1la reivindicacidn

21<, en donde tiene la férmula Xb:
(R?),

Z-

en donde, X y X’ se seleccilonan cada uno

independientemente del grupo que consiste de una ligadura,
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=CHa=, ~CHs=CHs—5 —CH=CH-, =0 =S =S (0 s s= -CH.0—;
-CH. 8-, -CH-S$(0):..-— y -CH.N(R')-, en donde R' se selecciona
del grupo gque consiste de hidrégeno, alquilo C, a C.,
heteroalquilo C; a Cs cicloalquilo, heterociclo, arilo,
heterocarilo, aralquilo, alcanollo, alcoxicarbonilo,
carbamoilo y sulfonilo sustituido.
o3ze, El compuesto segun la reivindicacidn
2124 en donde:
se selecciona del grupo que consiste de

R ol o)

?

_</ ._</ </ _</ |
H o H SR N TN :

15
v
N/K
A’ es H
2424, El compuesto segun la reivindicacion
' 2124, en donde tiene la foéormula Xc:
20 (R?)
x/\
L/ S
N
Z

en donde:
A se selecciona del grupo que consiste de

<AL I <L A0 AT

H

.
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__QN:ET%N
N NéL\
y H i y

X yv X' se seleccionan cada uno independientemente
del grupo gue consiste de una ligadﬁra, “CHs~., —~CH:-CHsi=,
~CH=CH; =0=; 8= =88] s~ ~CHs; =CH.8=; ZEH8(0)1.27 ¥
-CHN(R')-, en donde R' se selecciona del grupo que consiste
de hidrégeno, alquilo C; a Cs, heterocalquile C: a C,,
cicloalgquilo, heterociclo, arilo, heteroarileo, aralquilo,
alcancilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo Y sulfonilo

sustituido.

DA El compuesto segun la reivindicacioén 1,

en donde tiene la formula Xd:

(R®), - (R
N/ '\ a
RC ‘ \ N
) — |
H
N
/Y
R? N
z
Z’//
en donde:
r es 0, 1, 2, 6 33 y
P g il Vs B 3 086 4
2624, E1l compuesto seguin la reivindicacién

Z4  en donde tiene la féormula Xe:

(R, (R?),

en donde, > A VI se seleccionan cada uno

independientemente del grupo que consiste de una ligadura,

RE
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=CH»,=CH>—; ~CH=CH-, =0-3 =55 =S 1{0) -3~ ~CH-0=;

~CH:~,
-CH.-8-, -CH.S5(0);-o- y -CH:.N(R*)-, en donde R' se selecciona
del grupo que consiste de hidrégenc, algquilo C, a C.,
heterocalgquilo C; a Ci, cicloalquilo, heterociclo, arilo,
heteroarilo, aralquilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo,
carbamoilo y sulfonilo sustituido.

e El compuesto segun la reivindicacién 1,

seleccionado de:

a) formula XI:

™

Z z en donde A Y A’ s

seleccionan independientemente del grupo que consiste de

~ I < I
N N™ SN N
H b H b H L]
N E.
NNy NNy /I\N
<10 <1 A
N N">N H N
H . H i ;

Q
b) férmula XIa:
x/\ /\x'
| [\ V" J
P\ N
Z z en donde,_ A 12)
‘JfriﬁicTon antericormente, v X y X’ se seleccionan cada uno

independientemente del grupo que consiste de una ligadura,

=~GHs— —=CH:=CHa= —CH=CH-; == =55 -5 1(Q) ;2= =CHaD~,
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-CH.S-, -CH.S(0),..- y -CH:N(R')-, en donde R' se selecciona
del grupo gue consiste de hidrégeno, alquilo C, a C,,
heteroalgquilec C; a Cs, cicloalquileo, heterociclo, arilo,

heterocarilo, aralquilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo,

carbamoilo y sulfonilo sustituido.

Sg3+. El compuesto segun la reivindicacion 1,

en donde tiene la foéormula XIIb:
(R?),

N — /T
u/ i \/\IN
&\###N S !

\ :

Z

en donde, X y X' se seleccionan cada uno independientemente
del grupo que consiste de una ligadura, -CH.-, -CH.-CH.-,
=CH=CH~-; —0=; =8=; =8(0) 2~ ~CHLO~; =CH:5=; =CH.5(0)y:n— ¥
-CHN(R'")-, en donde R' se selecciona del grupo que consiste
de hidrégeno, alquilo C; a Ci, hetercalquilo C; a C,,
cicloalguilo, heterociclo, arilo, heterocarilo, aralquilo,
alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo % sulfonilo
sustituido.

Codz, El compuesto segun la reivindicacién 1,

en donde tiene la féormula XIIIb:
(R?),

) A
x\,/-N\ \ / = </\|N

N
z H

(Ra)r N \/

en donde, X X' se seleccionan cada uno independientemente
p

o2
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del grupo que consiste de una ligadura, -CH.-, -CH -CH:-,
-CH=CH-, -0-, -S-, -S(0);s-, =-CH;0-, -CH.S-, -CH2S(0):-- y
-CH-N(R')-, en donde R' se selecciona del grupo gue consiste

de hidrégeno, alquilo C; a Cs, heteroalquilo C a Cay

N

cicloalguilo, heterociclo, arilo, heteroarilo, aralquilo,
alcancilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo y sulfonilo
sustituido.

3032, El compuesto segun la reivindicacidn 1,

en donde tiene la formula XIV:

" . @ " W
N\, — /J\(

(R®),
15 Z'
en donde:
A se selecciona del grupo que consiste de una
N N
R g
; ; NH
ligadura simple, ’
% 7N N N N N-
S N-N N-N HN NH
20 /JH ,L\ EE<VJL\ | ~h\ 4
2 N N \ - )\NF’ ‘<NA\’
N
o e e o O
/L /K )\ ’1\ b
H r
N "-.N
RS SN s SN 4 ¢ SN
M i

P 2 =

P TR SN S, 1
»:\/E“F ~<I /EI‘F

- (CRz) 1=0~(CR:) o~ = (CR2) x~C (O) N (R*) = (CRz) o~ y - [CRy )5~

NARY)C{Q) = (CRa) p=-
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incluye opcilonalmente 1 @ 2

nitrégenos como heterodtomos;
cada R* se selecciona independiente del grupo que
consiste de -0OH, -CN, -=NO., haldégeno, alguilo C; a C:,
heterocalguilo C; a Ci», cicloalquilo, heterociclo, arilo,
heteroarilo, aralgquile, alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanoilo,
carbamoilo, sulfonilo sustituido, sulfonato, sulfonamida vy

amino;

BN El compuesto segun la reivindicacidén 1,

en donde tiene la formula XIVd:

“\/\_<—;2“
W_Q\/ H/J\\/\
e

N
|
i A
(R?), //thq/

Z Z!

en donde, X y X' se seleccionan cada uno independientemente
del grupec gue consiste de una ligadura, -CH.-, -CH.-CH.-,
~-CH=CH-, -0-, -S-, -S(0);s-, =-CH,0-, -CH.S-, =-CH.S(O):.-- vy
-CH:N (R') -, en donde R' se selecciona del grupo que consiste
de hidrégeno, algquilo C; a Cs, heteroalquilo C a Cuy
cicloalgquilo, heterociclo, arilo, heteroarilo, aralquilo,
alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo v sulfonilo
sustituido.

I El compuestc segun la reivindicacién 1,

en donde tiene la foéormula XIVE:

ey



/\//EX@ F \
J(\//N ’ (R,

en donde X y X' se seleccionan cada uno independientemente

del grups que consiste dée una 1ligadura,. —CH,—~; -CH.~CH,—;

-CH=CH-, -0-, =-S-, =8(0)i.s-, =-CH,0-, -CH:S-, -CH.S(O),..~ ¥
- ~-CHN(R'")-, en donde R' se selecciona ael grupo que consiste
.- de hidrégeno, alquile C; a Ci, heteroalquile C, a C.,

cicloalgquilo, heterociclo, arilo, hetercarilo, aralquilo,

alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo y sulfonilo

sustituido.
1% it El compuesto segun la reilvindicacidn 1,
“ en donde tiene la fdérmula XV:

R, WV
il ! N
R", e \ | -
\l/ )
H
Y.
Rd/ AN
z /YI\"“Rf
7'

en donde:
° selecciona del grupo gque consiste de

~ @\ ~ l/l ~ L

<0 <X <L

cada R" se selecciona independiente del grupo que

&=
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consiste de -0H, -CN, -NO., haldégeno, alquilo C; a C,,
netergaloguiles ¢ a. Ci,. cilecloalguile; heterociclo; arilo;
heteroarilo, aralgquilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanoilo,
carbamoilo, sulfonilo sustituido, sulfonato, sulfonamida y
amino; y

r es 0, 1, 2, o 3.
343+, El compuesto segun la reivindicacioén 1,

en donde tiene la férmula XVb:

pa
o o5
x

\ - . \/

7
en donde

X yv X' se seleccionan cada uno independientemente
del grupo gue consiste de una ligadura, -CH.,-, -CH.-CH.-,
-CH=CH-=, -0-, =8-, —=8(0);2=, —CH:0-, =CHiS-, =CH.5{(0)i=— v

-CH-N(R')-, en donde R' se selecciona del grupo que consiste
de hidrégeno, alquilo C; a Cs, heterocalquile C; a C.,
cicloalquilo, heterociclo, arilo, heterocarilo, aralquilo,
alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo y sulfonilo
sustituido.

35384, El compuesto segun la reivindicacién 1,

en donde tiene la férmula Xvd:
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=
£
>

en donde
X y X' se seleccionan cada uno independientemente del grupo

gque <consiste de una ligadura, -CHz-; =-CH,~CH:~; -CH=CH-;

10
-0-, =-S-, -8(0);.»-, -CH.,0-, -CH;S-, -CH,S$(0).— y -CHN(R!')-,
en donde R!' se selecciona del grupo gque consiste de
hidrégeno, alguile €3 a Cg hetercalquile ©€; a Cuy
cicloalguilo, heterociclo, arilo, heteroarilo, aralquilo,
15 alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo y sulfonilo
sustituido.
|
3625, El compuesto segun la reivindicacion 1,
en donde tiene la formula XVi:
20
N
= |
. \ , /
% ¥
N a X
(R%) ahﬁj/
\Z p.
He 2

en donde

X y X' se seleccicnan cada uno independientemente
del grupo gque consiste de una ligadura, -CH -, -CH -CH.-,
-“CH=CH=y =8=y —=8—y —8{0) 1=y =CH@—; =E€H,8-; =CH:S8{0);--— ¥
-CHN(R')-, en donde R! se selecciona del grupo que consiste
de hidrdégeno, alquilo C, a Cs, heterocalquilo C; a C,,

cicloalguilo, heterociclo, arilo, heteroarilo, aralquilo,
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alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo Yy sulfonilo
sustituido.
3746, El compuesto de la reivindicacidén 1 en
donde <cada uno de R%, RY: R y R' se selecciona

independientemente del grupoc gue consiste de: hidrdgeno,
alquilo C; a Cs y heteroalquilo C; a C;, en donde

cada heteroatomo, si esta presente, es
independientemente N, O & S,

R. y Ry se unen opcionalmente para formar un
heterociclo de 4 a 8 miembros el cual est&a opcicnalmente
fusionado a otro heterociclo de 3 a & miembros, vy

R. y R; se unen opcionalmente para formar un
heterociclo de 4 a 8 miembros el cual esta opcionalmente
fusicnado a otro heterociclo de 3 a 6.miembros.

384+, El compuesto segun la reivindicacioén 1,

en donde uno cada R* es independientemente -CN, -0CFy,
—QCHFs =CF4, @& =1,
Shat, El compuesto segun la reivindicacién 1,

en donde A y A’ son cada uno independientemente
v L
H \ N

4042, El compuesto segun la reivindicacidn 1,

s0: ={CRe}=C{0) BB~ (CRs) o=

en donde Z y Z’ son cada uno 1-3 aminoéacidos.

4L El compuesto segun la reivindicacion

4042, en donde los aminodcidos estan en la configuracién D.
4745, El compuesto de la reivindicacién 1, en

donde Z y 2’ se seleccionan cada uno independientemente del

grupo gque consiste de -[U-(CR';),-NR°-(CR'.):],~U-(CR*.);-NR'-
(CR*).-R', -U-(CR'.).,-R" y =-[U-(CR%),-NR*-(CR")).],~U=(CR" ), -0~
{ER3. ) /=R

4344 El compuesto segun la reivindicacion 1,

D
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en donde uno © ambos de Z y Z° son -C(Q)-(ER%.):~NR = (CR")¢~

€ [0) ={CR%) +~NR'~[CR':) «—R",

Ad4 El compuesto segun la reivindicacidén 1,
en donde uno o ambos de Z y Z’ son -C(0)-(CR’).-NR'-(CR" ).~
R".

A54, El compuesto segun la reivindicacién 1,
en donde uno ¢ ambos de Z y Z' son -C(0)-(CR%).-NR'-C(0) -
R®,

AELD El compuesto segun la reivindicacion 1,
en donde uno o ambos de Z y Z’ son -C(0O)-(CR*.),-NR'-C(Q)-0-
£ S

47848, Un compuesto de la reivindicacidon 1,

seleccionado del grupc que consiste de

= O JrO—O¢
N H g

L H’”\D O/mu OTD N o”j,&
N N
P % \—-220 HN "'( \;NH HNT
F o owre W R &
0'1 /
’f N (;'i)b NN g Rk o e

N r

A
d
¥
(]

N\ (
A
- }__I

2R o‘ o] 02(\0 0\
# NN e /N
/\]),\’Ng_z ) <,-’_\>-—<f;J N . g <'\])I\H O O HJLN'D
.. k}

e Una composicidén farmacéutica que
comprende un compuesto de la reivindicacién 1.
ot Una sal farmacéuticamente aceptable de

un compuesto de la reivindicacidén 1.
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