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SUPERINTENDENCIA BE INDUSTRIA Y COMERC] Mepeuiencis:
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES

Yo, LUIS PATINO LEYVA, vecino de Bogoti D.C., portador de la tarjeta profesional No.
2698, obrando como apoderado en este negocio, me permito informar a usted que doy
respuesta al Oficio No. 2117 notificado por estado el 24 de febrero de 2006, en los
siguientes términos:

Acompaiio la traduccién completa de los anexos del reporte de examen preliminar

intemacional.

En vista de lo anterior, solicito se sirva continuar con el trémite de esta solicitud.

uperintendente,
7

A

C.C. No. 2.930.616 de Bogota
T.P. No. 2698

ABOGADOS LTDA.

G. HOLLMANN RESTREPO ' $

SUPERTRMSTRIA Y CINERCIO o
Radicacies 3 5116026 ] Folins:
Fachs (A : BOOE-03-20 17304141 o
) Teaits 1 01 SCT-PRTEMT 379 FAGE WACT i REPE
2020 DIVISION DE MEVAS CREACTONES
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S. D.

Re: Expediente No. 05 116726
Solicitud de patente PCT fase nacional
Solicitud internacional No. PCT/EP2004/004750
Solicitante: SANOFI-AVENTIS DEUTSCHLAND GMBH

VA

CARRERA 11A NO.94-76 OF. 308 - TELS: 516 1425 - 518 1948 - 018 1938 - 0168 1961 raAx 816 3078 A. AINED 3830

CABLES HOLLMANN - BOGOTA
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TRATADO DE COOPERACION EN MATERIA DE PATENTES

PCT

INFORME PRELIMINAR INTERNACIONAL SOBRE PATENTABILIDAD
(Capitulo 11 del tratado de Cooperacion en materia de Patentes)

(Articulo 36 y Regla 70 del PCT)

:;I’:Irg:::':ledul expediante del soilchanie PARA ACCION Véase formulario PCTAPEA/416
DEAV2003/0034

) "Fecha de presentacion Intemacional (dfa/mes/afo) | Fecha de prioridad (dia/mes/afio)
Solicitud Inlamaclonal n®

Cinslificacidn internacional de patentas (CIP) o a la vez clasificacidn nacional y CIP
C07D413/14, CO7D401/14, CO7D417/14, CO7D471/04, A61K31/4184, A61P7/02, CO7TD401/12,
C07D451/06, C07D413/12, C07D409/14, C07D473/08, CO7D495/04

Salictante
AVENTIS PHARMA DEUTSCHLAND GMBH

Arliculo 36.

a. M

¢!

Suplementario.

f. El presante informe preliminar .internaclonal es e informe de examan, establecikdo por la Administracién
ancargada del examan preliminar intamacional segin el Articulo 35 y se transmite al soliciante conforme al

Esta INFORME comprendae un {otal de 9 hojas, incluida la presenta hoja de portada.
3. Esie informe también contiena ANEXOS, que comprenden:

(remitido al solichante y 8 la Oficina Inlemaclonal) un total de 81 hojas, descritas a continuacidn:

hojas de |a descripcidn, las reivindicacionas y/o los dibujos que han sido modificadas ¥ que sirven
da base al presente informe, y/o de hojas que contlenen rectificaclones autorizedas por eata
Administraclén (véase ta Regla 70.16 y 1a instruccldn Administrativa 607 del PCY).

hojas que reemplazan a otras hojes anterlores, pero que esta Administracion considera que
contienen modificaclones que se extienden mas alla de la divuigacidn de la invancidn tal como fue
originalmante presentada, segin se indica en el punto 4 del Recuadro | y en el Recuadro

b. O (remilido Gnicamente a la Oficina Intemacional) un total de (indicar Upo y nimero de soporte(s)
alectrdnico{s)). que‘contlane una lista de secuencias y/o tabla(s) relativas(s), solo en formato lagible
por ordenador, como 8 indica en el Recuadro Suplementario reiativo a Listas de Secuencias (véase

O Recuadro i}
industriaf

x|

B Recuadro [V
Recuadrg V

i

Instruccidn Adminlstrativa 802).
4, El presente informe contiene indicaclones ralativas a los punlos siguientes:
Recuadro | Base da la opinién
Recuadro It Prioridad

No formulacién de opinién sobre la novadad, te actividad inventiva y la aplicacién

Faita de unidad de Invencidn

Daclaracldn motivada segin al Artlculo 35(2) sobre ia novedad, la actividad
Inventiva y la aplicacidn Industrial; citas y explicaciones en apoyo de esla

declaracién
Recuadro VI Ciertos documentos citados
a Recuadro VIl Dsfactas en la solicitud Intemacional
a Recuadro Vil

Observaclones ralativas a la solicitud internacional

Fecha de presenlacion de I3 paticdn de examen prellminar
inlernaclonal

09.12.2004

Fecha de tarminacidn det presenta Informe
08.08.2005

Nombre y direccion postal de Ja administracién encargada del
examen preliminar Intermadional

@ Oficina Europea de Patenltea

Tél. +49 89 2399 -0 Tx: 523656 epmu d
Fax: +48 83 2309 - 4485

“Funclohario aulorizado

Kollmannsbarger, M

-
Teldfono N* +49 B5 2300-7364

D-80298 Munich
Farmulario PCTAPEA/MDS {Hoja poriada) {(Enero 2004)



INFORME PRELIMINAR INTERNACIONAL

SOBRE PATENTABILIDAD

Solicitud internacional n°
PCT/EP2004/004750

Recuadrol. Base de este informe

1.

Por o que respecta al ldioma, esie informe se ha establecido sobre la base de la solicitud

intemacional en el idioma en el cual se depositd, salvo indicacidn en contra sefalada sobre
este punto.

a Este informe esta basado en una traduccidn del idioma original al siguiente idioma, que
es el de una traduccidn proparcionada a los fines de:
O busqueda internacional (segin Reglas 12.3 y 23.1.b))
D publicacién de la solicitud internacional (segin Regla 12.4)
0 examen preliminar internacional (segin Reglas 55.2 y/o 55.3)

Por lo que respecta a los elementos* de la solicitud intemacional, esta opinidn se ha
establecido sobre la base de (las hojas de reemplazo que hayan sido enviadas a la Oficina
receptora en respuesta a un requenimiento segun el articulo 14 se las denomina en este
informe como "iniciaimente presentadas” y no se anexen al informe):

Descripcion, paginas:

1-165 como 56 depositaron iniciaimente
Reivindicaclones, N°.: .

1-20 raclbldas el 27.11.2004 con carta de 24.11.2004

O una lista de secuencias y/o tabla(s) relativa{s) - ver recuadro suplementario relativo a

lislas de secuencias
O Las modiﬁcacfones ha ocasionado la anulacion de;

la descripcidn, paginas

las reivindicaciones, nos. 1-12

los dibujos, hojas/fig.

la lista de secuencias (precisar)

tabla(s) relativa(s)a la lista de secuencias (precisar)

oaooa

El presente informe ha sido establecido como si no se hubiesen presentado (algunas
de) Jas modificaciones anexadas a este informe y listadas abajo, ya que se ha considerado que
iban mas alia de la divulgacion de la invencion tal como fue presentada, como se indica en el
Recuadro Suplementario (Regla 70.2.c})).

a la descripcion, paginas

las reivindicaciones, N°% 13-20
O los dibujos, hojas/fig.

O la lisla de secuencias (precisar)

a tabla(s) relativa(s)a la lista de secuencias (precisar)

* Si se utiliza el punto 4, algunas o todas estas pdginas pueden llevar el selio de "sustituida”

Farmulario PCT/IPEA/408 (Enaro 2004)

X
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SOBRE PATENTABILIDAD Solicitud internacional n®

INFORME PRELIMINAR INTERNACIONAL (h\
PCT/EP2004/004750 \\

Recuadro il. Prioridad

1.0 E! presente informe se ha formulado como si no se hubiese reivindicado ninguna prioridad,
debido a que no se han entregado en el plazo prescrito los documentos siguientes:
0 copia de la solicitud anterior cuya pricridad se ha reivindicado (Regla 66.7a))
0 traduccién de solicitud anterior cuya prioridad se ha reivindicado (Regla 66.7b))

2.8 EIl presenle informe se ha formulado como si no se hubiese relvindicado ninguna prioridad,
debido a que no se ha considerado valida la reivindicacidn de prioridad (Regla 64.1). En
consecuencia, a los efectos del presente informe, se considera como pertinente la fecha de
presentacidn internacional indicada mas arriba.

3. Observaciones adicionales, si procede:
Véase hoja separada

Recuadro IV. Falta de unidad de Invenclén

1, En respuesta al requerimiento para limitar o pagar tasas adicionales, el solicitante ha:
O limitado las reivindicaciones

pagado tasas adicionales
O pagado tasas adicionales bajo protesta
O no ha limitado ni pagado tasas adicionales

2. O Esta Administracion considera que no se cumple la exigencia de unidad de la invencién, por
los motivos indicados, y conforme a la Regla 68.1, decide no requerir al solicitante a limitar o
pagar tasas adicionales

3. O Esta Administracion considera que el requerimiento de unidad de invencién de acuerdo con las
Reglas 13.1, 13.2y 13.3.:
O se cumple
no se cumple por las razones siguientes:
Véase hoja separada

4. [0 En consecuencia, el presente informe se ha establecido con relacion a las parles siguientes de
la solicitud internacional:

lodas las partes
0 las paries relativas a las reivindicaciones nos. ..

Formulario PCTAPEA/408 {Enaro 2004)



INFORME PRELIMINAR INTERNACIONAL '1,
SOBRE PATENTABILIDAD Solicitud internacional n® \\%
PCT/EP2004/004750

Recuadro V. Declaracién motivada segin el articulo 35(2) sobre la novedad, la actividad

inventlva y 1a apllcacién industrial; citas y explicacilones en apoyo de esta
declaraclén

1. Declaracion

Novedad Si Reivindicaciones 1-12
No: Reivindicaciones 13-18

Aclividad inventiva Sl Reivindicaciones 1-12
No: Reivindicaciones 13-18

Aplicabilidad industrial St Reivindicaciones 1-18
No: Reivindicaciones

2. Citas y explicaciones (Regla 70.7)

véase hoja separada

Recuadro VI. Ciertos documentos citados

1. Ciertos documentos publicados (Regfa 70.10)
yl/o

2, Divulgaciones no escritas (Regla 70.9)

véase hoja separada

Formulario PCTAPEA/409 (Enera 2004)



INFORME PRELIMINAR INTERNACIONAL \\
SOBRE PATENTABILIDAD Solicitud Intemacional N°
(HOJAS SEPARADAS) PCT/EP2004/004750

Re Parrafol

Base del informe

Las reivindicaciones 13-20, segin han quedado modificadas, se consideran que
van mas alla de la descripcion originalmente presentada (Regla 70.2{c) PCT), y no
son la base del presente examen preliminar.

La nueva reivindicacion 13 independiente ha sido modificada mediante un
“disclaimer” basado en el documento D11. Sin embargo, el IPEA es de la opinién
que los "disclaimers” sin una base en los documentos de solicitud originalmente
presentados, son Unicamente permisibles con el fin de restaurar la novedad a la
vista de descripciones accidentales. D11 ha sido citado como un documento P
pero, dado que la prioridad de las reivindicaciones relevantes no es vélida, también
es relevante para la actividad inventiva bajo el Art. 33(3) PCT (véase el parrafo 2).
Asi, D11 no es una descripcidn accidental, ya que trata de la sintesis de los mismos
compuestos, y la modificacion no es permisible.

La nueva reivindicacion 17 independiente ha sido limitada a la sintesis de
compuestos de estructura {IV) con R23=H y x=1 (es decir, hidrazidas no sustituidas
en el atomo de nitrégeno del bencimidazol). Sin embargo, no parece existir ninguna
base en los documentos de la solicitud que describa esta combinacion introducida
recientemente (ni los intervalos genéricos preferidos ni los compuestos de los
ejemplos parecen quedar cubiertos por la reivindicacién 17 modificada). Asi, se
considera que la reivindicacidon 17 es el resultado de particularizar una combinacién
de caracteristicas previamente no descritas e introduce materia que va mas alla de
la descripcidn original.

Asl, el informe preliminar se basa en las reivindicaciones 13-18 segin fueron
originalmente pressntadas.

Form PCT/Hojas separadas/ 409 (hoja 1) (EPO-Enero 2004)
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INFORME PRELIMINAR INTERNACIONAL ‘_\'ﬁ\
SOBRE PATENTABILIDAD Solicitud Intemacional N°
(HOJAS SEPARADAS) PCT/EP2004/004750

Re Parrafo il

Prioridad

El documento de prioridad no proporciona una base para las reivindicaciones
genéricas relacionadas con la invencién 2, ya que sélo los ejemplos especificos
(ejemplos 5, 11, 29 y 36) tratan del uso del 2-triclorobencimidazoles en calidad de
compuestos intermedios de ia sintesis y no se describen ni fdrmulas genéricas ni
condiciones de reaccidn genéricas. El IEPA es de la opinibn de que para una
reivindicacion valida de la prioridad la materia reivindicada ha de poderse deducir
direcla y de forma no ambigua del documento de prioridad. Aqui no es éste el caso.
Las reivindicaciones dirigidas a la invencion 2 no gozan de la prioridad relvindicada.
El documento D11 (citado como P en el informe de busqueda) es, por lo tanto,
Estado de la Técnica relevante para Art. 33(2) y 33(3) PCT de acuerdo con la Regla
64.1(b) i) PCT. . :

Re Parrafo IV

Falta de unidad de la invencién

La solicilud reivindica, por una parte, compuestos de estructura (1) y, por otra parte,
procedimientos de preparacion de los compuestos intermedios (IV). Son conocidos
los productos intermedios (IV) y procedimientos para su preparacion (véase la
pagina 74 de la memoria descriptiva). La Regla 13 PCT requiere, para que una
solicitud sea unitaria, que los diferentes grupos de invenciones compartan
caracleristicas técnicas especiales que los unan entre si para formar un dnico
concepto inventivo general. Dado que los productos intermedios (IV) son conocidos,
no estan presentes caracteristicas de este tipo. La primera parte de la solicitud trata
del problema de encontrar nuevos compuestos con una cierta actividad. La
segunda parte de la invencion trata del problema de encontrar nuevos
procedimientos de preparacion para productos intermedios conocidos. Asi, la
solicitud trata de dos problemas totalmente diferentes para los que se proponen dos

Form PCT/Hojas separadas/ 409 (hoja 2) (EPO-Enero 2004)



. g 08"

;-4

INFORME PRELIMINAR INTERNACIONAL %Q
SOBRE PATENTABILIDAD Solicitud Internacional N° \\
{HOJAS SEPARADAS) PCT/EP2004/004750

soluciones diferentes, no enlazadas para formar un dnico concepto inventivo
general.

Asl, las dos invenciones son:

1. Reivindicaciones 1-12 (compuesios de estructura (l) y comrespondientes
usos)

2. Reivindicaciones 13-18 segin se presentaron originalmente (un
procedimiento para la preparacion de compuestos (IV))

Re ParrafoV

Declaraciéon razonada con respeéto a la novedad, actlvidad inventiva o
aplicabilidad industrial; citas y explicaciones que sustentan dicha
declaracion.

V-1. Técnica anterior

Se han citado los siguientes documentos (D):

Form PCT/Hojas separadas/ 408 (hoja 3) (EPO-Enero 2004)
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INFORME PRELIMINAR INTERNACIONAL

SOBRE PATENTABILIDAD Solicitud Intemacional N°
(HOJAS SEPARADAS) PCT/EP2004/004750
D1: US-B-6 562 8281 (HAYASHI MIKIO ET AL)13 Mayo 2003 (2003-05-13)

D2:

D3:
D4:
D5;
D6:
p7:

D8:

De:

D10:
D11:
Di2:

D13:
D14;

MATTER, HANS ET AL: "Design and Quanthetive Structure-Activity Relationghip
of 3-Amidinobanzyl-1H-indole-2-carboxamidasa as Potent, Nonchiral, and Selective
Inhibiors of Blood Coagulation Factor Xa' JOURNAL OF MEDICINAL
CHEMISTRY (2002), 45(13), 2748-2769 CODEN: JMCMAR; {SSN: 0022-2823,
2002, XP0002258632
PATENT ABSTRACTS OF JAPAN vol. 1697, no, 03, 31 Marzo 1997 (1907-03-31)
& JP 8295687 A (TAKEDA CHEM IND LTD), 12 Noviembre 1996 (1896-11-12)
EP-A-0 254 322 (NISSHIN FLOUR MILLING CO) 27 Enero 1988  (1088-01-27)
PATENT ABSTYRACTS OF JAPAN vol. 1908, no. 12, 31 Octubre 1998 (1998-10-
31) & JP 10 182459 A (OTSUKA PHARMACEUT CO LTD}, 7 Jullo 1998 (18698-07-
07)
PATENT ABSTRACTS OF JAPAN vol, 1967, no. 09, 30 Septiembre 1997 (18097-
05-30) & JP 8 124609 A {NISSAN CHEM IND LTD), 13 Mayo 1997 (1897-05-13)
DE 38 28 537 A (BASF AG) 1 Marzo 1990  (1980-03-01)
PATENT ABSTRACTS OF JAPAN vol. 1996, na, 12, 26 Diciembre 1996 (1896-12-
26) & JP 8 208640 A (NISSHIN FLOUR MILLING CO LTD), 13 Agosto 1986 (1898-
08-13) ’
DATABASE CHEMCATS CHEMICAL ABSTRACTS SERVICE, COLUMBUS,
OHIO, US; 2003, XP002266742. .
DATABASE CHEMCATS CHEMICAL ABSTRACTS SERVICES,
COLUMBUS, OHIO, US; 20038, XP0022568743
WO 2004/022060 A (JANSSEN PHARMACEUTICA NV ; CARRUTHERS
NICHOLAS | {US); SHAH CHANDRAVAD) 18 Marzo 2004 (2004-03-18)
US-A-4 269 848 (HUANG FU C ET AL) 26 Mayo 1981 (1981.05-26)
DE 43 04 650 A (THOMAE GMBH DA K) 18 Agosto 1994 (1884-08-18)
GARUTI, L. ET AL: "Synthesls and antiviral asaays of some 2-substituted
benzimidazole-N-carbamates” FARMACO , 55(1), 35-390 CODEN: FRMCES;
ISSN: 0014-827X, 2000, XP002207116

V-2, Novedad (Art. 33(2) PCT:

Invencioén 1:

Las reivindicaciones difieren de los compuestos descritos en D3 debido al
hecho de que el sustituyente B ciclico de D3 est4 fijado directamente al nicleo

Form PCT/Hojas separadas/ 409 (hoja 4) (EPO-Enero 2004)
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INFORME PRELIMINAR INTERNACIONAL

SOBRE PATENTABILIDAD Solicitud Intemacional N°

(HOJAS SEPARADAS) PCT/EP2004/004750

biciclico, mientras que las presentes reivindicaciones no abarcan ya esta
posibilidad (véase 1a definicién de Q en la reivindicacion 1).

D4 describe una férmula genérica (véase la estructura (1) de D4) que se solapa
ampliamente con la estructura (1) de las actuales reivindicaciones. Compuestos
a tituio de ejemplo relevantes han sido excluidos por la condicion para R8 (es
decir, el requisito de que RO debe ser sustituido con halo o0 amida en el caso de
que RO sea carbociclico, veanse, por ejemplo, los compuestos 25/26 de D4).
No obstante, el intervalo solapante se considera como una nueva seleccién de
D4, ya que los Unicos sustituyentes posibles en el sustituyente comrespondiente
a RO especificado en D4 son sustituyentes alcoxi que ya no se reivindican. Los
otros sustituyentes R8 no se describen en D4.

D1 describe compuestos que no quedan cubiertos por las presentes
reivindicaciones, debido al sustituyente amidina en el nicleo de bencimidazol.
D2 describe indoles. '

Los compuestos descritos en D5-D10 (véanse los pasajes citados en el informe
de busqueda) quedan excluidos de las presentes reivindicaciones por medio de
las condiciones de R8, por la definicidn de metileno para Q o por la definicion
de R2 como enlace.

Invencion 2:

D11-D14 describen todos procedimientos de preparacion para compuestos de
acuerdo con la formula (IV) de Ila reivindicacibn 13, en los que 2-
triclorometilbencimidazoles se hacen reaccionar con aminas en presencia de
agua, al menos una base y al menos un disolvente miscible con agua (véanse
los pasajes indicados en el informe de blisqueda). También se describen las
caracteristicas de las reivindicaciones dependientes 14-18. Asl, estas
reivindicaciones no son nuevas.

V-3. Actividad inventiva (Art. 33(3) PCT)

Form PCT/Hojas separadas/ 409 (hoja 5) (EPO-Enero 2004)
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INFORME PRELIMINAR INTERNACIONAL {

SOBRE PATENTABILIDAD Solicitud Internacional N°

(HOJAS SEPARADAS) PCT/EP2004/004750
Invencién 1;

D1 se considera el estado mas préximo de la técnica, ya que D1 también trata
de derivados de bencimidazol en calidad de inhibidores del factor Xa. La
diferencia de las presentes reivindicaciones con respecto a D1 se encuentra en
la separacion/reemplazamiento del sustituyente amidina en la posicién 5 de los
compuestos descritos en D1 por R3. Ya que no existe ningun indicio directo
para separar el sustituyente amidina de los compuestos en D1 (los compuestos
de D2 son indoles y tienen también sustituyentes amidina, aunque en una
posicion diferente), estos compuestos no se pueden derivar obviamente de la
técnica anterior. El problema de encontrar inhibidores de factor Xa adicionales
ha sido, por lo tanto, resuelto de una manera no obvia.

Invencion 2:

Dado que el procedimiento reivindicado es conocido a partir de D11-14, las
reivindicaciones 13-18 tampoco cumplen con el Art. 33(3) PCT.

Re Parrafo Vi
Determinados documentos citados

Determinados documentos publicados

Solicitud No. Facha de publicacidn Facha de presenlacién Fecha de prioridad

Patente No. {Dia/mes/anc) {Dis/mes/afic) - {relvindicacién valida)
{Dia/nas/afio)
WO-A- 18 Marzo 2004 4 Septiembre 2003 6 Septiembre 2002
2004/022060

Form PCT/Hojas separadas/ 409 (hoja 6) (EPO-Enero 2004)
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REIVINDICACIONES
Un compuesto de la‘férmula |,
R3 'F
4 N\ N—R*V—G~M
| ]
U] Q
F'!o

, 8n la que
1)un arilo de 6 a 14 miembros monociclico o biciclico, donde e} arilo estd mono-
, di~ o trisustituido Independientemente enire sl con RS,
2)un heterocicllio de 4 a 15 miembros monociclico o biciclico del grupo de
bencimidazolilo, 1,3-bsnzodioxoiilo, banzofuranilo, benzoxazolilo,
benzotiazolilo, benzotiofenilo, cinolinlio, cromanilo, Indazolllo, Indollio,
isocromanilo, Isoindalilo, Isoquinolinilo, fenlipiridilo, ftalazinilo, pteridiniio,
purinlio, pirdilo, pirideimidazoilio, plridopiridinilo, plridopirimidinilo, pirimidinilo,
quinazolinilo, quinolilo, quinoxalinilo o 1,4,5,6-tetrahidro-piridazinilo, donda
dicho. heterocicllio estd sin sustiulr o mono-, di- o trsustiuido
independieniemente entre sl con R8, o
3)un heterociclilo de 4 a 15 mlembros manociclico o biciclico, que contiene uno,
dos, tres o cuatro heterodtomos seleccionados entre nitrdgeno, azufre u
oxigeno,
donde ‘dicho hsterociclilo esté sin sustitulr o mono-, di- o tisustitulde
independientemente entre sl con RB, y que estd adiclonaimente sustituldo con
un heterociclilo de 4 a 15 miembros monociclico o biciclico, que contiene uno,
dos, tras o cuatro heterodtomos seleccionados entre nitrégenc, azufre u
oxigeno,
donde el heterocicliio estd sin sustituir, mono-, di- o {risustituido
independientemente entre si con R8, '

1) haldgeno, -
2 -NO3,
3) -CN,

4) -C(O)-NHa,
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5) -OH,

8) NHa,

1)) -O-CFa,

8)un arllo de 8 a 14 mlembros monociclico o biciclico, donde e arilo esté mono-
, dl- o trisustituido Independientemente antre si con halégena o -O-alquilo (C+-
Ca),

g)aiquilo (C1-Cg), donde el alqullo estd sin sustitulr o mono-, di- o trisustituido
independientements entre sl con halégeno, NH,, -OH o un resto metoxd,

10) -O-alqullo (C+-Cg), donde el alqullo esid sin sustitulr o mono-, di- o
trisustituido Independientemente entre sl con haiégeno, NH,, -OH o un resto
metoxd, '

11) -S0,CHs 0

12) -S0-CFs,

con la condicién de que RS sea al menos un halégeno, -C(O)-NH; o un resto -O-alquilo
(C+-Cy), 8i R @s un arilo de 6 a 14 miembros monociclico o biciclico,
la subestructura

©

on la formula | es
un grupo ciclico saturado, parclaimente Insaturado o aromético de 4 a B miembros que
contiene cero, 1, 2, 3 O 4 heteroftomos seleccionados entre nitrdgeno, azufre u
axigeno y esté sin sustitulr o sustituido 1, 2, 3, 4, 5 6 8 veces con R3 o sustituldo 1 6 2
veces con =0, con la condiclén de que dicho grupo ciclico no sea un resto fenllo,
Q es un enlace directo, -alquiieno (Co-C2)-C(0)-NR™-, -NR"-C(0)-NR™-, -NR¥-C(0)-,
-S0.-, alquileno {C1-Ce), ~(CH2)m-NR™-C(0)-NR"-(CH2):r, ~(CHa)arNR™-C{0)-(CH2)rr,
~(CH2)sr8<(CHa), ~{CHa)a-C(O)-(CH)rr, (CHIm-SOrNR'*{CHz)r, -(CH2)arNR'"-SO2-
(CHa)w-, CH)a-NR'-SO-NR™-(CHo)r, ~(CH2)w-CH(OHHCHakr, -(CH2)-O-C(O)-
NR'%(CH,)rr, -alquileno (C2>-Cs)-O-alqulleno (Co-Cy), -alquilenc (C2-Ca)-S(0)-,
-alquileno (CxCy)-S(O)r, (CH)nNR'%-C(0)-O-(CH2)r-. -aiquileno (CCa)-S(O)-NH-
(R")-, -alquileno (CC2)-N(R"- o -alquileno (Co-Ca)}-C(O)-O-(CH2)nr
donde R'° es como se define & continuacién, y donde n y m son independientemente
entre s, iguales o diferantes y son los nimeros enteros cero, 1, 2, 3, 4, 5 6 8, donde
los restos alqulleno que se forman por -(CHa)m- 0 -(CHa)r 8stdn sin sustituir o mono-,
dl- o trisustiiuidos Independientemente entre sl con halégeno, -NH; 0 -OH; o
~cicloalqulleno (C3-Cs), donde el cicloalquilenc estd sin sustituir o mono-, di- o

\y

o
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trisustituido independientements entre sl con halégeno, -NHz o -OH;

R' s un dtomo de hidrégena, -alquilo (C+-C4), donde el alquilo ast4 sin sustituir o

sustituldo de una a tres veces con R13; -alquileno (C1-C5)-C(O)-NH-R®, -alqulieno (C;-

C3)-C(0)-0-R"™, un arilo de 6 a 14 miembros monociclico o biciclico, donds el arilo

estd mono-, di- o trisustituido independlentemente entre si con R8, donde R8 es

como se ha definido anteriormente; un heterociclilo de 4 a 15 miembros monociclico o

biciclico que contlene uno, dos, tres o cuatro heterodtomos selecclonados entre

nirégeno, azufre u oxigeno; -perflucroalquileno (Cy-Cs), -alquileno (C1-Ca)-S(0)-
alqullo (C1-Ca), -alqulleno (C1-Ca)-S(0):-alquilo (C1-Cs), -alquileno (C1-Ca)-S(0)-NR*)-

RY, -alquileno (C1-Ca)-O-alquilo (C+-Cd), -aiquileno (Co-Cy)-cicloalquilo (Cx-Ca) 0

alquileno {(Co-Cy)-het, donde het s un resto ciclico de 3 a 7 miembros que contiene

hasta 1, 2, 3 6 4 heterodtomos seleccionados entre nitrdgeno, azufre u oxigeno,
donde dicho resto ciclico estd sin sustituir o mono-, di- o trisustituido
independientemente entre sf con R14,

R* y R® son, independientemente entre s, iguales o diferentes y son un

dtomo de hidrdgenc o -alquilo (C+-Cy).

Rles un enlace directo a -alqulieno (C+-Ca), 0

R'yR® junto con los dtomos a los que estén unidos pueden formar un grupo

clclico de 6 a 8 mliembros que contiene 1, 2, 3 6 4 heterodtomos
seleccionados entre nitrdgeno, azufre u oxigeno, donde dicho grupo
ciclico esta sin sustituir o mono-, di- o trisustituido independientements
entre sl con R14,

R'-N-R2-V puede formar un grupo ciclico de 4 a 7 miembros que contiene 1,2, 36 4
heterodiomos seleccionados entre nitrégeno, azufre u oxigeno, donde dicho
grupo ciclico estd sin sustituir 0 mono-, di- o trisustituido independientemente
entre sf con R14,

R' es halégeno, -OH, =0, -alquilo (C1-Cy), -alcoxi (C1-Ca), -NOa, -C(0)-OH, -CN, -NH;,

-C(0)-O-glqullo (C-C4), -alqull (Co-Cg)-SOralquilc (Ci-Cs), -8lquil (Co-Ce)-SOr

perfiuoroalqullo (C-Cy), -alquil {Co-Cq)-SO-N(R™)-R*, -C(O)-NH-alqullo (C+-Cg),

-C(O)-N[alqullo (Ci-Ca)]2, -NR™-C(0)-NH-alqullo (C1-Cg), -C(O)-NH,, -S-R™ 0 -NR™-

C(0)-NH-alquilo (C+Ca)lz.

donde R** y R*' son, Independientemente entre sl, un &tomo de hidrégeno,

-perfluoroalqulio (C+-Cs) 0 alquilo (C+Cg),

Ves 1) un resto ciclico de 3 a 7 miembros, que contiene 1,2,36 4

heterodtomos seleccionados entre nitrégeno, azufre u oxigeno, donde dicho resto
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ciclico esié sin sustitulr o mono-, di- o trisustituldo iIndependientements entre sl con
R14,
2) un arilo de 6 & 14 miembros, donde el arilo estd sin sustitulr o mono-, di- o
trisustituido, independientemente entre sl, con R14, 0
3) un heterociclilo de 4 a 15 miembros, monociclico o biciclico, donde dicho
heterociclilo esté sin sustituir o mono-, di- o trisustituldo, independientemente entre sl,
con R14,
G s un enlace directo, -(CHz)m-NR'*-802-NR™-(CHs)xr, (CH2)n-CH(OH)-{CHa)w-,
~(CHa)ar, ~(CH2)r-O-(CHa)rr, ~(CH2)w-C(O)-NR"*{(CHa)wr, ~(CH2-S02-{CHa)r,
~(CH2)mNR"-C(0)-NR™-(CHy)», -(CH2)m-NR™-C(O)}-(CH2)yr-, ~(CH2)m-C{O)-{CHa)r,
-(CH2)-S-{CHalr, {CH2)r-SOrNR"-(CHz)yr, -(CH2)wNR'™-802(CH)r, -(CHa)mNR™,
~(CH2)w-O-C(O-NR™-(CHy)rr 0 ~(CH3)m-NR"-C(0)-0-(CH)r,
n y m son, independientemente entre s[, iguales o diferentes y son ios

nimeros enteros cem, 1,2,3, 4,546 6,

Meas 1) un étomo de hidrégeno,

2) -alquilo (C4-Cs), donde el alquilo estd sin sustituir o mono-, di- o
trisustituido, independientemente entre si, con R14,

3 -C(O)-N(R11)-R12,

4) «(CHa)x~NR'™,

5) un arllo de 6 a 14 mlembros, donde el arilo est4 sin sustituir o mono-
di- o trisustituldo, Independientemente entre si, con R14,

6) un heterociciilo de 4 a 15 miembros monociclico o biclclico, donde el
heterociclilo estd sin sustitulr 0 mono-, di- o trisustituido,
Indspendiantemants entre s, con R14,

)] =clcloalquilo (Cy-Cq), donde dicho cicloaiqulio estd sin sustituir o
mono-, di- o trisustituido, independientemente entre sl, con R14, o

8) un resto clclico de 3 a 7 miembros que contlene 1, 2, 3 6 4
heterodtomos selaccionados entre nitrdgeno, axufre u oxigeno,
donde dicho resto ciclico estd sin sustituir o mono-, di o
trisustituldo, Indepandientemente antre sl, con R14, donde R14 &s
como se ha definido anteriormente,

R3es 1) un 4tomo de hidrégeno,

2) haldgeno,

) -giquilo (C+-C4), donde el alquilo esta sin sustitulr o mono-, di- o
trisustituldo, independientemente entre sl, con R13,
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10)
11)
12)
13)
14)
15)
16)
17)
18)
19)

20)
21)

2)

24)
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-perflucroalqulio (C-Ca),
fenilo, donde ef fanlio estd sin sustiuir o mono-, di- o trisustituido,
independientemente entre sl, con R13,
-giquileno (Co-C4)-O-R19, donde R19 es
a) un atomo de hidrégeno
b) -alqulio (C+-C,), donde el alquilo estd sin sustituir
o mono-, di- o trisustituido, independientemente
entre sl, con R33,

c) -CF3, 0

d) -CHF;,
-NO,,
-CN,
-S0,R", dondeses 1462,
-SO-N(R')-R', donde tes 16 2,
-alqulleno (Co-C4)-C(0)-R",
-alquileno (Co-C4)-C(0)-O-R",
-alquileno (Co-C)-C(0)-N(R")-R*?,
-alquileno (Co-C)-NR')}-R,
-NR™-SO-R",
-S-R",
-alquileno (Cq-C2)-C(0)-O-alqulieno (CzC4)-0-C(O)-alquilo (C+-Cy),
-C(0)-0-C(R15, R16)-0-C(0)-R17,
-giquileno (Cg-C2)-C(0)-O-alquileno {C-C,)-O-C(0)-O-alquilo (C.
Ce).
-C(0)-0-C(R15, R16)-0-C(0)-O-R17,
-alquileno (Co-Cy)-arilo (Ce-Ci4), donde el arllo estéd mono-, di- o
trisustituido, independientemente entre si, con R13,
-alquileno (Co-C.4)-heterociclllo (C+C1s), donde el heterociclilo esté
sin sustitulr o mono-, di- o trisustituido, independientemente entre sl,
con R13,
-alquilenc (Co-Cq)-cicloalquilo (C+Ca), donde el ciclogiqullo esté sin
sustituir 0 mono-, di- o trisustituldo, Independientemente entre si,
con R13,
-alquileno (Co-CJhet, donde het astd sin sustituir o mono-, di- o
trisustituido, Independientemente entre sf, con R13,
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25) -giqulleno (Cq-C4)-O-CHx-perfluoroalquileno (C1-Ca)-CH-O-alquilo
(Co-CJ),
26) -SO,NR™-R"™, dondewes 16 2,
27 -alqulleno (Co-C4)}-C(O}NR')-R™, 0
5 28) -alqulleno (Co-C4-NR')-R®, 0
29) un resto de la sigulente lista

ywﬁ{iﬂj\uﬂ ey
\(—Cimi P"’\‘l—{“
Mt

MR

donde Me es metilo o,
si dos reatos -OR19 estdn unidos a &tomos adyacentes, pueden formar junio con los
10 4tomos a los que estdn unidos un anillo de 5 6 8 mlembros que estéd sin
sustitulr o sustituldo una, dos, tres o cuatro veces con R,
R23 es 1) un &tomo de hidrégeno,
2) haldgeno,
3 -alquilo (C+-C,), donde el aiquilo estd sin sustitulr 0 mono-, di- o
15 trisustituido, iIndependientemente entre si, con R13,
4) -perflucroalqulio (C-Cs),
5) -alquileno (Co-C4)-O-R19, donde R19 as
a) un étomo de hidrégeno
b) -alquilo (C+-C4), donde el alquilo esté sin sustituir
20 o mono-, di- o trisustituldo, Independlentemente

entre si, con R13,
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c) CF3,0
d) -CHF,,
'Nozr
-CN,

-SO,-R",donde s es 16 2,

-SO-N(R')-R", donde tes 1 6 2,

-aiquileno (Co-C)-C(O)-R",

-alqulleno (Co-C4)-C(O)}-O-R",

-alquileno (Co-C4)-C(O}-N(R")-R",

-alquileno (Co-C4-NR")-R™,

-NR"“-SO:—R'“.

-S-R"’.

-alquileno (Cg-C7)-C(0)-O-alquileno (CC4)-C-C(O)-alqullo (C1-C4),
-C(0)-0-C(R15, R18)-0-C(0)-R17,

-alquileno (Co-C2)-C{0)-O-alquileno (C2-C4)-O-C(O)-O-alqullo (C4.
Ca),

-C(0)-0O-C(R15, R16)-0-C(0)-O-R17,

-alqulieno (Co-C4)-arillo (Cs-Cis), donde el arllo estd mono-, di- o
trisustituldo, Independientemente antra si, con R13,

-glqulieno (Co-C4)-O-CHx-perfluoroalquileno (C4-Ca)-CH>-O-alquilo
(Co-Ca),

-SO-NR")-R”, donde wes 16 2,

-alqulleno (Co-C4)-C(O)-NR™-R™,

-glquileno (C¢-C)-N(R™-R™, 0

un resto de la sigulente lista
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donde Me es metiic o,

si dos restas -OR19 estdn unidos a dtomos adyacentes, pueden formar junto con los
dtomos a los que estdn unidos un anillo de 5 6 8 miembros que estd sin
sustituir o sustituido una, dos, tres o cuatro veces con R™,

R''y R" son, independientemente entre si, iguales o diferentes y son

1)
2

3)
4)
5)

& 3Je

un &tomo de hidrogeno,

-alquilo (C+-Cy), donde el alqulio estd sin sustitulr 0 mono-, di- o
trisustituido independientements enire si con R13,

-giquit (Co-Ce)-cicloalquilo (Ca-Ce),

-SO-R™, donde tes 16 2,

-alquil (Co-Co)-arllo (CeCiq), donde el alquilo y el arilo,
independientemente entre sl, estén sin sustitulr o mono-, d- o
trisustituidos con R13,

-perfiuoroalquilo (C+-Ca),

-O0-R", 0

-alquil (Co-Cg)-heterociclilo (C+Ci), donde eof alquilo y el
heterocicllio, independientemente entre sl, estdn sin sustituir o
mono-, di- o irisustituldos con R13, o

20 R11 y R12 junto con el dtomo de nitrégeno al que estén unidos pueden formar un
anilio heterociclico monociclico de 4 a 7 mlembros que ademas del &tomo de



}o’
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nitrdgeno puede contener uno o dos heterodtomos en el anllio iguales o
diferentes seleccionados entre oxigeno, azufre y nitrégeno; donde dicho anillo
heterociclico estd sin sustituir o mono-, di- o trisustituldo Independientemente
entre sl con R13,
5 R13 es halégeno, -NO,, -CN, =0, -OH, -CFs, -C(0)-0-R", -C(O)}-NR')-R™,

NRO-RZ, . cicloalquilo (CxCa), -alqulleno (Co-C3)-O-R™, -Si-(CHay)s, -N(R™)-
S(0)~R™, donde u es 1 & 2, -8-R™, -SO-R™, donde r es 1 6 2, -S(O)-NR'%)-
R®, donde v 8s 1 6 2, -C(O)-R"", -alqullo {C+-Cy), -alcoxd (C1-Ca), fenilo, fenil-
oxi-, -O-CFj, -aiquil {Co-C4)-C(0)-0-C(R15,R18)-0-C(O)-R17, -alcox (C1-Cs)-

10 fenilo, -alquil (Co-C4)-C(O)-O-C(R15, R18)-0-C(O)-R17, -perflucroalquilo (Cs-
Ca), -O-R15, -NH-C(O)-NH-R™, -NH-C(0)-O-R", o un resto de la sigulente lista

ixﬁ" in;g X %, \({z ,ﬁ\n,m i -
1 e

5 %Qf&f’*}?

donde Me a3 metilo,
R33 es haldgeno, -NO,, -CN, =0, -OH, -CF;, -C{0)}-0-R™, -C(O)-NR')-R%,
15 -NR'")-R®, -alqulleno (Co-Ca)-O-R™, -SI-(CHa)s, -NR™)-5(0)-R™, donde u es
16 2, -SR'", -SO-R"™, donde r es 1 6 2, -S(O)-NR')-R™, donde ves 1 6 2,
-C(O)-R"™, -alquilo (C+-Ca), -alcoxt (C1-Ce), fenll-oxi-, -O-CFa, -alqult (Co-Ca)-
C(0)-O-C(R15,R16)-0-C(0)-R17, -alcoxi (C1-C4)-fenllo, -alquil (Co-C4)-C(0)-O-
C(R15, R16)-0-C(0)-R17, -perflucroalquilo (C+-C), -O-R15, -NH-C(O)-NH-R™,
20 NH-C(0)-O-R", 0 un resto de la sigulents lista
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donde Me es metilo,
R™ y R® son, independientemente entre sl, hidrégeno, -alquilo (C1-Ce), -alquil (Co-Ca)-

OH, -alqull (Co-C,)-O-alqulio (C1-C4) ¢ -perflucroalquiio (CCa),

R15 y R16 son, independientemente antre sl, hidrégena, -alquilo (C+-Ce), 0 junto con el
dtomo de carbono al que estdn unidos pueden formar un anllio carbociclico de

3 a 8 mlembros que est4 sin sustituir o sustituldo de una a tres vecas con R™, y
R17 es -alqulio (C+-Ce), -alquil (C1-Ce)-OH, -alqull (C1-Ce)-O-alquilo (C1-Ce),

-cicloalquilo (C2-Ca), -alqull (C1-Ca)-O-alqull (C+-Ca)-cicloalquiio (C+-Ca), -alquil

(Co-Ca)-cicloalquilo (Cs-Cg), donde dicho anliio cicloalqullo estd sin sustituir o

sustituido una, dos o tres veces con -OH, -O-alqullo (C+-C¢) 0 R,

en todas sus formas esterecisoméricas y mezclas de las mismas en cualquler
relacion, y sus sales fislolbgicamente tolerables.
2. Un compuesto de férmula de acuerdo con la reivindicacién 1, donde
R%es 1) un arilo de 6 a 14 miembros monociclico o biciclico del grupo de fenlio,
naftilo, bifeniilio, antrilo o fluorenilo, donde el arlio estéd mono-, di- o trisustituldo
independientements enire sl con RS,

2) un heterocicllio del grupo de bencimidazoliio, 1,3-benzodioxolilo,
benzofuraniio, benzoxazolilo, benzotiazolilo, benzotiofenilo, cinolinlio, cromanlio,
indazolilo, indolilo, Isacromanilo, iscindolllo, Isoquinolinilo, fenlipiridilo, ftalazinlio,
pteridinilo, purinilo, piridilo, piridoimidazolilo, piridopiridinilo, piridopirimidinilo,
pirimidinilo, quinazolinlio, quinolllo, quinoxalinilo o 1,4,5,68-tstrahidro-piridaziniio, donde
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dicho heterociclllo esta sin sustituir o mono-, di- o trisustituido Independientemente
entre si con R8, o

3) un heterociclilo, donde el heterociclilo se sslecciona entre el grupo de
acridinlio, azabencimidazollio, azaespirodecanilo, azapinilo, azetidinlio, aziridinilo,
bencimidazolilo, benzofuraniio, benzotiofuranilo, benzotiofenilo, benzoxazolilo,
benzotlazolllo, benzotriazollio, benzotetrazolilo, benzolsoxarolilo, benzolsotiazolllo,
carbazolllo, 4aH-carbazolilo, carbolinilo, cromanillo, cromenilo, cinolinilo,
decahidroquinolinilo, 4,5-dihidrooxazolinlio, dioxazolllo, dioxazinilo, 1,3-dioxolanilo,
1,3-dioxolenilo, 8H-1,5,2-ditiazinilo, dihidrofuro[2,3-b}-tstrahldrofuranilo, furanilo,
furazanllo, Imidazolidinilo, imidazolinlio, Imidazolilo, 1H-Indazolilo, Indolinilo,
indollzinilo, indolilo, 3H-indolilo, isobanzofuranilo, isocromanilio, 1soindazolilo,
isoindolinilo, Isoindollio, Isoquinolinilo, Isctiazolilo, isoctiazolidinlio, isotlazolinllo,
isoxazoiilo, isoxazoliniio, Isoxazolidinilo, 2-isoxazoiiniio, cetopiperazinilo, morfoiinilo,
naftiridinlio, octahidroisoquinolinlio, oxadiazolilo, 1,2,3-oxadlazofllo, 1,2,4-oxadlazollio,
1,2, 5-oxadiazolilo, 1,3,4-oxadiazolllo, 1,2-oxa-tiepanilo, 1,2-oxatlolanllo, 1,4-
oxazepaniio, 1,2-oxazinllo, 1,3-oxazinlio, 1,4-oxazinilo, oxazolldinilo, oxazolinilo,
oxazolilo, fenantridinilo, fenantrolinilo, fenazinilo, fenotiazintio, fenoxatiinlio,
fenoxaziniio, fialazinlio, piperaziniio, piperidinlio, pteridinilo, purinilo, piranlio, pirazinilo,
plrazolidinlio, pirazolinilo, pirazolilo, piridaziniio, piridooxazolllo, piridoimidazollio,
piridotiazollio, piridilo, pirimidinilo, pirmolidiniio, pirrolidinonilo, pimroliniio, 2H-pimolllo,
pirmolilo, quinazolinlio, quinolinilo, 4H-quinoclizinilo, quinoxslinilo, quinuclidiniio,
tetrahidrofuranlio, tetrahidroisoquinolinilo, tetrahldroquinolinilo, 1,4,5,68-tetrahidro-
piridazinilo, tetrahidropiridinilo, tetrahldrotiofenlio, tetrazinilo, tetrazoilio, 6H-1,2,5-
tiadlazinllo, 1,2,3-tiadiazolilo, 1,2.4-tiadiazolilo, 1,2,5-tladiazolilo, 1,3,4-tladiazolllo,
tiantrenilo, 1,2-tlazinllo, 1,3-tlazinllo, 1,4-tazinllo, 1,3-azoitlo, tlazolilo, tiazolidinilo,
tiazalinilo, tienilo, tietanilo, tienotia2olilo, tlenooxazolilo, tlenolmidazollio, tietanilo,
tiomorfoliniio, tiofenoililo, tiofenilo, tiopiranilo, 1,2,3-triazinilo, 1,2,4-triazinilo, 1,3,5-
triazinllo, 1,2 3-triazolilo, 1,2 4-tfiazolilo, 1,2 5-triazolilo, 1,3,4-triazolilo y xantenilo,

donde dicho heterociciilo estd sin sustitulr o mono-, di- o trisustituldo
independientemente entre sl con R8, y
que ademds est& sustituido con un heterocicllio seleccionado entre el grupo de
acridiniio, azabencimidazolllo, azaespirodecanilo, azepinllo, azetidinlio, aziridinlio,
bencimidazolilo. benzofuranilo, benzotiofuraniio, benzotiofenlio, benzoxazoliio,
benzotiazolilo, benzotriazolilo, benzotetrazolilo, benzoisoxazoillo, benzoisotiazolilo,
carbazolllo, 4aH-carbazollio, carbolinilo, cromanilo, cromenilo, cinolinilo,
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decahidroquinoliniio, 4,5-dihidrooxazolintio, dioxazoiilo, dioxazinilo, 1,3-dioxolanllo,
1,3-dloxolenllo, 6H-1,5,2-ditiazinilo, dihidrofurof2,3-b}-tetrahidrofuranilo, furanilo,
furazanllo, imidazolidiniio, imidazoliniio, imidazolllo, 1H-indazolilo, indolinilo,
Indollzinilo, indolllo, 3H-Indolllo, Isobenzofurantio, Isocromanilo, iscindazolilo,
Isoindolinilo, isoindolllo, Isoquinolinilo, isotiazolllo, Isotiazolidinilo, Isctiazolinlio,
Isoxazolilo, isoxazolinilo, Isoxazolldinllo, 2-isoxazolinilo, cetopiperazinilo, morfoiinilo,
naftiridinilo, octahldroisoquinoliniio, oxadiazollio, 1,2,3-oxadlazolllo, 1,2,4-oxadlazolllo,
1,2,5-oxadiazolilo, 1,3,4-oxadlazollio, 1,2-oxa-tiepanilo, 1,2-oxatlolanilo, 1,4-
oxazepantlo, 1,2-oxazinilo, 1,3-oxazinlio, 1,4-oxazinilo, oxazolidinilo, oxazolinilo,
oxazolllo, fenantridinilo, fenantrolinilo, fenazinllo, fenotiazinilo, fenoxatlinlio,
fenoxazinilo, ftalazinilo, plperazinlio, piperidinilo, pteridinlo, purinilo, piranilo, pirazinilo,
pirazolidinilo, pirazolinilo, pirazolilo, piridazinilo, pidooxazollio, piridoimidazolilo,
piridotiazoiiio, piridiio, pirimidiniio, pirrolidiniio, pirroilidinonilo, pimalinito, 2H-pimroliio,
pirollio, quinazolinilo, quinalinlio, 4H-quinolizinilo, quinoxatiniio, quinuclidinilo,
tetrahidrofuranilo, tetrahlidroisoquinolinilo, tetrahidroquinoliniio, 1,4,5,6-tetrahidro-
piridazinlio, tetrahidropiridinilo, tetrahidrotiofenilo, tetrazinilo, tetrazolilo, 6H-1,2,5-
tiadiazinlio, 1,2,3-iadlazolilo, 1,2,4-tiadlazolilo, 1,2,5-tladiazollio, 1,3,4-tladlazolilo,
tiantrenllo, 1,2-tlazinllo, 1,3-tlazinilo, 1,4-tiazinlio, 1,3-tlazolilo, tiazollio, tiazolidinilo,
tiazolinilo, tienito, tietanlio, tlenotiazollio, tiencoxazolllo, tiencimidazolilo, tietanilo,
tiomorfolinila, tiofenolilo, tiofenilo, tiopiranilo, 1,2,3-triazinilo, 1,2,4-triazinllo, 1,3,5-
triazinilo, 1,2,3-4razollio, 1,2.4-triazollio, 1,2,5-triazolilo, 1,3,4-trlazolilo y xantenlio,
donde heterocicliio esta sin sustituir o mono-, di- o trisustituido Independieniemente
entre si con RS,

RBes 1) halégeno,
2) -NO,,
3) CN,
4) -C(O)-NH,,
5) -OH,
6) NH,,
Iy} -O-CF3,
8) un arllo de & a 14 miembros monaciclico o biciclico, donde el arilo

estd mono-, di- o trisustituldo independientemente entre sl con
halégeno o -C-aiquilo (C1-Ca),
9) -aiquilo (C+-C,), donde el alqullo esta sin sustituir o mono-, di- o
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trisustituldo independientemente antre si con halégano, NH;, -OH 0
un resto metoxd,

10) -O-alqulio (C+-Ca), donde el alquilo estd sin sustitulr o mono-, di- o
trisustituido independientements entre sl con haldégeno, NHz, -OH o

un resto metox,
11) -S0;CHy 0
12) -S0>-CF,,

con la condicién de que R8 sea al menos un halégeno, -C(O)-NH; o un resto -O-
alqullo (C4-Cs), &i R° es un arllo de 6 a 14 mlembros monociclico o biciclico, donde el
arllo es como se ha definido anterlormente,

la subastructura D o8 un resto seleccionado entre el grupo azetidina, azetina,
azocano, axocano-2-ona, ciclobutilo, ciclooctano, cicloocteno, ciclopentiio,
cliclohaxilo, cicloheptilo, ciclooctilo, 1,4-diazepano, 1,2-diazepina, 1,3-dlazepina, 1,4-
diazepina, [1,4]dlazocanc, [1.2]dlazocan-3-ona, [1,3]dlazocan-2-ona, dioxazol,
dioxazina, dioxol, 1,3-dioxoleno, 1,3-dioxolano, furano, imidazol, imidazolina,
imidazolldina, Isotiazol, Isotlazolidina, Isotiazolina, Isoxazol, Isoxazolina, isoxazolidina,
2-isoxazolina, cetoplpsrazina, morfolina, 1,2-oxa-tlepano, 1,2-oxatlolano, 1,2-oxazina,
1,3-oxazina, 1,4-oxazina, oxazol, [1,4]oxazocano, [1,3]Joxazocan-2-ona, oxetano,
OXOCaNno, oxocan-2-ona, piperazina, piperidina, pirano, pirazina, pirazol, pirazolina,
pirazolidina, piridazina, piridina, pirimidina, pirrol, pirrolidina, pirrolidinona, pirrolina,
5,6,7,8-tetrahldro-1H-azocin-2-ona, tetrahidrofuranc, tetrahidropirano,
tetrahidropiridina, tetrazina, tiadiazina, tiadiazol, 1,2-tiazina, 1,3-liazina, 1,4-tlazina, 1,3-
tlazol, tiazol, tiazolidina, tiazolina, tietano, tiocano, tiocano-1, 1-diéxido, tlocano-1-éxido,
tiocan-2-ona, tiomorfolina, tiofeno, tiopirano, 1,2,3-trlazina, 1,2,4-trlazina, 1,3,5triazina,
1,2 3-triazol 0 1,2,4-triazol y esté sin sustituir o sustituido 1, 2, 3, 4, 5 6 6 veces con
R23 o estéa sustituido 1 6 2 veces con =0,

Q es un enlace directo, -alquileno (Co-C2)-C(O)-NR'’-, -NR'-C(0)-NR'’-, -NR"-C(0)-,
-S0z, -alquileno {C1-Ce), (CH2)mNR™-C(O)NR'’-(CHz)r-, {CH)m-NR'*-C(O}(CHo)x.
~(CH2)erS~(CHa)w~, ~(CHa)m-C(OHCH2)r, ~(CH2)mrSO02-NR™~(CHz)rr, -(CHa)nNR'*-80Or
(CHaw, -(CHa)wrNR™-SOrNR™-(CHz)r, -(CHa)arCH(OH){CHa)r, ~(CH2)m-O-C(O)-
NR'“(CHa)r, -alquileno (C2-Ci)-O-alqulieno (Co-Cs), -alquileno (CxCa)-S(O)-.
-alquileno (CrCa)-S(0)r, -(CH)m-NR™-C(0)-O-(CHy)r, -alqulleno (C2-C3)-S(0)>-NH-
(R")-, -alquileno (CCa)}-NR'%)- o -alqulleno (Co-C2)-C(0)-O-,

donde R as como se define més adelante, y donde n y m son, independientemente
entre sl, iguales o diferentes y son los nimeros enteros cero, 1, 2, 3, 4, 5 6 6, donde

$O\
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los restos alquileno que se forman con -(CHz)x~ 0 -(CHz2)»- @stén sin sustituir o mono-, 47
di- ¢ trisustituidos independientemente entre si con halégeno, -NH; 0 -OH; o
-clcloalquileno (Cs-Cq), donde el cicloalquileno estéd sin sustituir o mono-, di- o
trisustituido independientemente antre sl con halégeno, -NHz o -OH;
R! es un #tomo de hidrégeno, -alquilo (C+-C,), donde el alquilo estd sin sustituir o
sustituido de una a tres veces con R13; -alquileno (C1-Ca)-C(Q)-NH-R®, -alquileno (C:-
C3)-C(0)-O-R15, un arlio del grupo de fenllo, naftlio, bifenililo, antrilo o fluorenlio,
donde el arllo estd mono-, di- o trisustituido Independientemente entre sl con RS,
donde R8 es como se ha definido anteriormente;
un heterocicllio de 4 a 15 miembros monociclico o biciclico, que es como se ha
definido anteriormente;
-perfluoroalqulleno (C4-C,), -alquilano (C+-Cy)-S(0)-alquilo {C-CJ), -alquileno (C+-Cs)-
S(O)-alquilo (C1-Ca), -aiquileno (C+-C2)-S(0)-NR*)-R?, -alquileno (C+-Cy)-O-aiquiio
(C+C4). -tlquileno (Co-Cs)-cicloalquilo (Cx-Ce) 0 alquileno (Co-Cg)-het, donde het es un
resto selecclonado entre el grupo de azepina, azetidina, aziric_lina. azirina, 1.4-
diazapano, 1,2-diazepina, 1,3-diazepina, 1 4-dlazepina, dlaziridina, diaziridina,
dioxazol, dioxazina, dioxol, 1,3-dioxoleno, 1,3-dloxolano, furano, imidazol,
Imidazolina, imidazolidina, isotiazol, isotiazolidina, isotiazolina, isoxazol, isoxazolina,
Isoxazolidina, 2-isoxazolina, cetoplperazina, morfolina, 1,4-oxazepano, 1,2-oxa-
tiepano, 1,2-oxatiolano, 1,2-oxazina, 1,3-oxazina, 1,4-axazina, oxazol, oxaziridina,
oxirano, plperazina, piperidina, pirane, pirazina, pirazol, pirazolina, pirazolidina,
piridazina, pirldina, pirimidina, pimol, pirrolidina, pirrolidinona, pirrolina,
tetrahidropiridina, tetrazina, istrazol, tiadiazina, tiadiazol, 1,2-tlazina, 1,3-tlazina, 1,4-
tiazina, 1,3-tlarol, tlazol, tiazolidina, tiazolina, tienilo, tletano, tiomorfolina, tiopirano,
1,2,3-trlazina, 1,2,4-triazina, 1,3,5-4riazina, 1,2,3-tfazol o 1,2,4-triazol, donde het esti
sin sustitulr o mono-, di- o trisustituldo Independientemente entre sl con R14,
R’ y R® son, independianiementa entre sf, iguales o diferentes y son un dtoma de

hidrdgeno o -alquilo (C+-Cy),
R? s un enlace directo o -alqulleno (C+-CJ),
R'yR® junto con los 4tomos a los que estén unidos pueden formar un resto
ciclico de 6 a 8 mlembros selaccionado del grupo de azocano, azocan-2-ona, 1,2-
diazepina, 1,3-dlazepina, 1,4-diazepina, [1,4]dlazocano, [1,2]dlazocan-3-ona,
[1,3]dlazocan-3-ona, dioxazina, [1,4]dloxocano, dioxol, cetopiperazina, morfolina, 1,2-
oxazina, 1,3-oxazina, 1,4-oxazina, oxocano, oxocan-2-ona, plperazina, piperidina,
pirano, pirazina, piridazina, pirimidina o 5,8,7,8-tetrahidro-1H-azocin-2-ona, donde



10

15

20

25

30

35

A
)
103 @

dicho grupo ciclico esta sin sustituir o mono-, di- o trisustituide independientemente
entre si con R14,
R'-N-R%-V puede formar un grupo ciclico de 4 a 7 miembros seleccionado entre el
grupo de azepina, azetidina, dioxazol, dioxazina, 1,2-diazepina, 1,3-dlazepina, 1.4-
diazepina, imidazol, imidazolina, Imidazolidina, |sotiazol, 1sotiazolidina, isotiazolina,
Isoxazol, isoxazolina, Isoxazolidina, 2-Isoxazolina, cetopiperazina, morfolina, oxazol,
piperazina, piperidina, pirazina, pirazol, pirazolina, pirazolidina, piridazina, piridina,
pirimidina, pirrol, pirolidina, pirrolidinona, pimrolina, tetrahidropiridina, tetrazina,
tetrazol, tiazol, tladiazol, tlazolidina, tiazolina, tiomorfolina, 1,2,3-trlazina, 1,2,4-
triazina, 1,3,5-triazina, 1,2,3-triazol 0 1,2,4-iriazol, donde dicho grupo ciclico estd sin
sustitulr o mono-, di- o trisustituido independientemsnte entre sl con R14,
R14 es flor, cloro, bromo, yodo, -OH, =0, -alqulio {(C1-Cg), -alcox (C(-Cy), -NO2,
-C({0)-OH, -CN, -NH, -C(0)-O-alquilo (C+-C.), -alquil (Co-Ce)-SO2-alquilo (C-Ca),
-alquil (Co-Ca)-SOz-perflucroalquilo (C1-C3), -alquil (Co-Ca)-SO-NR'™)-R?, -C(O)}-NH-
alquilo (C1-Cy), -C(O)-N-[aiqullo (C+-Ca)2, -NR'"-C(0)-NH-alquilo (Ci-Ce), -C{O)-NH.-,
-S-R'® 0 -NR"™-C(0)-NH-[alqullo (C1-Ca)k,
donde R™ y R*' son, independientemente entre si, un &tomo de hidrégeno,
-perfiuoroaiquilo (C1-C4) 0 -alquilo (C-Cg),
Ves 1)unariode6 a 14 miembros monociclico o biciclico del grupo de fenilo,
naftilo, bifenllllo, antrilo o fluorentio, donde el arilo estd mono-, di- o trisustituido
indepsndientemente entre sl con R14,

2) un heterocicllio del grupo de acridinilo, 8-aza-biciclo[3.2. 1]oct-3-ilo,
azaindol (1H-pirmmolopiridina), azabencimidazolllo, azaesplrodecanilo, azepinlio,
azetidinilo, aziridinilo, bencimidazolilo, benzofuraniio, benzotiofuraniio, benzotlofenlio,
benzoxazolllo, benzotiazolilo, benzotriazoliio, benzotetrazolllo, benzolsoxazolilo,
benzoisotlazolilo, carbazolilo, 4aH-carbazolllo, carbolinlio, cromanilo, cromenllo,
cinolinlio, decahidroquinolinlio, 1,4-dlazepano, 4,5-dihidrooxazolinlio, dioxazolilo,
dloxazinllo, 1,3-dioxolanilo, 1,3-dloxolenilo, 8H-1,5,2-ditiazinllo, dihidrofurof2,3-
bltetrahidrofuranilo, furanlio, furazanilo, imidazolidinilo, imidazolinilo, imidazollio, 1H-
indazoliio, indolinilo, Indolizinlio, Indolilo, 3H-Indolilo, Isobenzofuranilo, Isccromanilo,
isoindazolllo, Isoindolinlio, isoindollio, Isoquinolinilo, Isotiazolilo, isotlazolidiniio,
isotiazolinilo, isoxazolilo, isoxazolinilo, isoxazolidinlio, 2-isoxazolinilo, cetopiraziniio,
morfoliniio, naftiridinlio, octahidroisoquinolinilo, oxadlazollio, 1,2,3-oxadiazolilo, 1,2.4-
oxadlazolilo, 1.2,5-oxadiazoliio, 1,3,4-oxadiazolilo, 1,2-oxa-tlepanilo, 1,2-oxatiolanilo,
1,4-oxarzepanilo, 1,2-oxazinllo, 1,3-oxazinllo, 1,4-oxazinlio, oxazolidinilo, oxazolinllo,
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oxazolilo, fenantridinilo, fenantrolinlio, fenazinilo, fenctiazinilo, fenoxatiiniio,
fenaxazinilo, ftalazinilo, piperazinlio, piperidinilo, pteridinilo, purinilo, piranilo, pirazinilo,
pirazolidinilo, pirazolinllo, pirazollio, piridazintio, piridaoxazolllo, piridoimidazolllo,
piridotlazolilo, piridilo, piimidinilo, pimolidinilo, pirolidinonlio, pimolinilo, 2H-pimolilo,
pirrolilo, quinazolinilo, quinclinile, 4H-quinollzinilo, quinoxalintio, quinuclidinile,
tetrahidrofuraniio, tetrahidrolsoquinalinilo, tetrahidroquinalinilo, 1,4,5,6-tetrahidro-
piridazinilo, tetrahldropiridinilo, tetrahidroticfenilo, tetrazinlio, tetrazolilo, 8H-1,2,5-
tiadiazinilo, 1,2,3-tiadlazolfio, 1,2,4-tiadiazolllo, 1,2,5-tiadlazolllo, 1,3,4-tladlazolilo,
tiantrenilo, 1,2-tlazinllo, 1,3-tiazinilo, 1,4-timxinlio, 1,3-tlazolilo, tiazollio, tiazolldinilo,
tiazolinilo, tienilo, tistanllo, tlenotiazalilo, tiencoxazolilo, tienoimidazolilo, tietanlio,
tiomorfolinilo, 1A8-tiomorfoliniio, tiofenilo, tiopiraniio, 1,2,3-triazinllo, 1,2,3-triazollio,
1.2, 44rlazolllo, 1,2,5-trazolllo, 1,3,4-trlazollio y xantenilo,
donde dicho heterocicliio estd sin susttuir o mono-, dii o trisustituldo
independlentemente entre sl con R14,
G s un enlace directo, -(CH)w-NR'*-SO-NR"~(CHa)r, -(CH2)mw-CH(OH»(CH2)rr-,
~(CHa)ar, ~(CHa)arO~(CHa)r, {CH)m-C(O)-NR"-(CHo)rr, -(CH)-SOx (CHa)wr,
~(CHa)arNR'°-C{0)-NR'"-(CHg)n, -(CH2)r-NR'%-C(0)}-(CHa)rr, ~(CHa)a-C(OHCH:)r-,
~{CH3)-8-(CHa)rr, {CH2)rrSOZNR™-(CHo)rr, -(CHo)m-NR'°-802-(CHa)r, (CH2)aNR™,
~(CHz)r-O-C(O)-NR'*-(CHz)n 0 -(CH2)m-NR™-C(O)-O-(CHo)rr,
n y m son, Independientements enire si, iguales o diferentes y son los nimeros
enteros cero, 1,2,3,4,5686,
Mes 1) un éomo de hidrégeno,

2 -alqulio (C+-Cq), donde el alqullo esta sin sustitulr o mono-, di- o
trisustituldo Independientemente entre si con R14,

3) -C(O)-NR11)-R12,

4) ~(CH)w-NR™,

5) -arllo (Ce-C14), donde el arlio es como se ha definido anteriormente y
donde el ario estd sin sustituir o mono-, di- o trsustituldo
independientemente entre sl con R14,

6) -heterocicliio (C+C1s). donde el heterocicillo es como se ha definldo
anteriomente y estd sin sustiuir o mono-, di- o trisustiuldo
Independientsmente entre sf con R14, 0

)] ~cicloalqullo (C>-Cq), donde dicho cicloalqullo estd sin sustituir o
mono-, di- o irisustituido independientemente entre sl con R14,

R3 es 1) un &tomo da hidrdgeno,
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halégeno,
-alquilo (C+-C4), donde el alquilo est4 sin sustituir o0 mono-, di- 0
trisustituldo Independientemente entre si con R13,
-perfluoroalquilo (C1-Cj),
fenilo, donde el fenilo asta sin sustituir 0 mono-, di- o trisustituido
independientemante entre sl con R13,
-alquileno (Co-C4)-O-R19, donde R19 es
a) un 4tomo de hidrégeno
b) -alquilo (C+-C.), donde el alqulio asté sin sustitulr
© mono-, di- o trisustituido Independientemente
entre sl con R13,
c) CFy, 0
d) -CHF,

-SO;-R", donde ses 162,

-SO-NR'")-R', dondetes 162,

-alquileno (Co-C4)-C(O)-R",

-alqulleno (C¢-C4)-C(0)-0-R",

-alqulleno (Co-C4)-C(O)-NR')-R?,

-alquileno (Co-C-NR™)-R",

-NR™ -SO:-R“'.

-S-R“’,

-aiqulleno (Co-C2)-C(O)-O-alquilleno (C>-C)-O-C(O)-alqullo (C4-C.),
-C(0)-0-C(R15, R16)-0-C(O)-R17,

-alquileno (Co-C2)-C(0)-O-alquileno (C2-C)-0-C(0)-O-alquilo (Ci.-
Co),

-C(0)-0-C(R15, R16)-0-C(0)-O-R17,

-alquileno (Co-C.)-arilo (Ce-C14), donde el arllo estd mono-, di- o tri°
sustituldo Independientemenie entre sl con R13,

-alquileno (Co-Cs)-heterociclilo (C+C1s), donde el heterociclilo esta
sin sustituir o mono-, di- o trisustituido independientemente entre sl
con R13,
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23) -alquileno (Co-Cy)-cicloalquilo (C+Cg), donde el clciogiqullo esté sin
sustituir o mono-, di- o trisustiuido independientemente entre sl con

R13, .
24) alquileno (Co-C4)-het, donde het estd sin sustituir o mono-, di- o
5 trisustituldo Independientemente entre sl con R1 3,
25) -giquileno (Co-C4)-O-CHz-perfluoroalqulieno (C:-Ca)-CH-O-alquilo
(Co-Ca),

28) -S0-NR')-R™ dondewes 162,
27 -alqulleno (Co-C4)}-C(O)}-NR')-R™, o
10 28) -alquiteno (Co-C4)-NR'")»-R*®, o
29) un resto de la sigulente lista

3‘ 1_(1,.%1“» ’ﬁ*u &, \ﬁ{
Ko ,L R H);’( \s_r"

< ﬁg )‘5“ X
i""

donde Me es metilo o,
sl dos restos -OR18 estén unidos a dlomos adyacentes, pueden formar Junto con los
15 dtomos a los que estdn unidos un anlllo 1,3-dioxol o un anlllo 2,3-dlhidro-
[1.4]dioxdna, que estd sustituldo una, dos, tres o cuatro vecas con R13,
R23es 1) un dtomo de hiinégeno,

2) hsalégeno,

3) -alquilo (Cy-C,), donde el alqullo esté sin sustituir o mono-, dl- o
20 trisustituldo, Independientemente entre si, con R13,

4) -perfiuoroalquiio (C+-Ca),

5) -alquileno (Cp-C4)-O-R19, donde R19 es
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a) un &tomo de hidrdgeno
b) -alqullo (C-C4), donde ! alqulio esté sin sustituir
0 mono-, di- o trisustituido, Independientemente

entre sl, con R13,
c) -CF3 0
d) ~CHF2,
-NO,,
-CN,

-SO.-R'", donde s es 1 6 2,

-SO-NR')-R™, donde tes 14 2,

-aiquileno (Co-C4)-C(O)}-R",

-alquiteno (Co-C4)-C(O)-O-R"!,

-alquileno (Co-C4)-C(Q)}-N(R'Y)-R%,

-alquileno (Co-C4)}-N(R')-R%,

_NR1D_s°2_R10‘

-S-R“’.

-alqulleno (Co-C2)-C(O)-O-alqulleno (C-C.)-0O-C(O)-alquilo (C+-Cy),
-C(0)-O-C(R15, R18)}-0-C(O)-R17,

-giqulieno (Cq-C2)-C(O)-O-alquileno (C-C,)-O-C{0)-C-alqullo {Cs.
Ce),

-C(0)-0-C(R15, R16)-0-C(0)-O-R17,

-alqulleno (Co-Cq)-arilo (Ce-C14), donde el arilo estd mono-, di- o
trisustituldo, Independientemente entre si, con R13,

-glquileno ({Co-C4)-O-CHr-perflucroaiqulleno (C4-Cs)-CHx-O-alquilo
(CoCd),

-SO-NR')-R"™, donde wes 1 6 2,

-alqulieno (Co-C4)-C{O)-NR™-R®,

-alquileno (Ce-C)-NR')}-R™, 0

un resto de la siguiente lista
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donde Me es metlilo,
8i dos restos -OR19 estén unidos a dtomos adyacentes, pueden formar junto con los
étomos a los que estén unidos un anlllo 1,3-diaxol o un anlilo 2,3-dihidro-[1,4]dioxina,
5 que esté sustituido una, dos, tres o cuatro veces con R13,
R11 y R12 son, Independientemente entre s, iguales o difersntes y son
1) un dtomo de hidrdgeno,
-giquilo {C1-Cg), donde el alquilo esté sin sustitulr o mono-, di- o
trisustituldo independientemente entre si con R13,
10 3) -alqull (Co-Ce)-cicloalqullo (Ca-Ca),
4) -SOR"™, donde tes 16 2,
5) glqull (Co-Ce)-arllo (CeCi), donde el alquilo y et arlo,
independientemente entre sl, estdn sin sustituir o mono-, di- o

trisustituidos con R13,
15 8) -perflucroalquilo (C1-Ca),
N -O-R7, 0

8) -glqull (Co-Ce)-heterocicliio (C.+Ci), donde el alquilo y el
heterociclilo, independientemente entre sl, estdn sin sustituir o
mono-, di- o trisustituidos con R13, 0
20 R11 y R12 junto con el &tomo de nitrégeno al que estidn unidos pueden formar
un anillo haterociclico del grupo de azepina, azetidina, dioxazol, dioxazina, 1.4-
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diazepano, 1,2-diazepina, 1,3-diazepina, 1,4-dlazepina, imidazol, Imidazolina,
Imidazolidina, isotiazol, Isotlazolidina, Isotlazolina, isoxazol, isoxazolina,
isoxazolldina, 24soxazolina, cetopiperazina, morfolina, [1,4]Joxazepano, oxazol,
piperazina, plperidina, pirazina, pirazol, pirazolina, pimzolidina, piridazina,
piridina, pirimidina, plmrol, pimolidina, plrrolidinona, pirrolina, tetrahidroplridina,
tetrazina, tetrazol, tlazol, tiadlazol, tiazolidina, tlazolina, tiomorfolina, tiofeno,
1,2,3-trlazina, 1,2 4-riazina, 1,3,5-trlazina, 1,2,3-trlazol o 1,2 4-triazol, donde
dicho anillo heterociclico estd sin sustitulr o mono-, di- o trisustituido
independientements entre si con R13,

R13 es halégeno, -NO;, -CN, =0, -OH, -CF,, -C(0)-O-R"™, -C(O)}-NR')-R®, -
NRR®, cicloalqullo (Ca-Ce), -alqulieno (Co-Co)-O-R™, -SL(CHy)s, -NR™)-
S(0),R"™, donde u es 1 6 2, -S-R'°, -SO-R™, donde r 8s 1 6 2, -S(O)-NR'%)-
R®, donde v es 1 & 2, -C(O)-R™, -alqullo (C4-Cg), -alcoxd (C1-Ca), fenilo, fenil-
oxl-, -O-CFs, -alquil (Co-C4)-C(0)-0-C(R15,R16)-0-C(0)-R17, -alcoxd (Cy-Ce)-
fenlio, -alqull (Co-C4)-C(O)-O-C{(R15,R16)-0O-C(0)-R17, -perfluoroalquilo (Cy-
Cy), -O-R15, -NH-C(Q)-NH-R™, -NH-C(0)-O-R™, 0 un resto de la sigulente lista

A I A, \€£o Ao L

-0 N N
H )‘;( ‘ﬂr" RVl vg

)%J“XE” gy B by
A

donde Me es metlio,

R33 es halégeno, -NO,, -CN, =0, -OH, -CF3, -C(0)-0-R", -C(O)}-NR)-R®,
-NR'R®, -alquileno (Co-Ca)-O-R™, -SI-{CHa)s, -N(R')-S(0),-R™, donde u es 1 6 2,
S-R™ SOR™, donde res 14 2, -S(ON-NR')-R®, donde v es 1 6 2, -C(O)-R"™,

@94«
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-alquilo (C+-Ca), -alcaxi (C-Cq), fenil-oxi-, -O-CF3, -alquil (Co-C4)-C{0)-O-C(R15,R16)-
0-C(0)-R17, -alcoxi (C-C4)-fenlio, -alqull (Co-C4)-C(0)-O-C(R15,R18)-O-C(0)-R17,
-perfuoro-alqulio (Ci-Cy), -O-R15, -NH-C(0)-NH-R™, -NH-C(O)}-O-R™, 0 un resto de la
sigulente lista

’ﬁ"fﬂj‘n’“ iu &, J‘n’ W

\S—YO\U: ):( \gr"\\’ e

)%)&”r & by &6

donde Me es metilo,
R™ y R™ son, Independientemente entre sl, hidrégeno, -alqullo (C1-Cy), -alquil (Co-Ca)
CH, -alqull (Co-C4)-O-alquilio (C+-C4) o -perfluoroalquilo (C+-Ca),
R15 y R18 son, independientementa entre si, hidndgeno, -alquilo (C+Cg), ciclopropilo,
ciclobutlio, ciclopentilo o ciclohexlio, donde cada anllio estd sin sustituir o sustituido de
una a tres veces conR™, y
R17 es -alquilo (C+-Cg). -alquil (C1-Ce)-OH, -alqull (C1-Cs)-O-alqulio (C+-Ca).
-alquil {C-Ce)-O-alquil {C+-Ca)-cicloalquilo {Cs-Cg), -alquil (Co-Ce)-cicloalqullo (Cx-Cg),
donde dicho anlilo cicloalquilo esté sin sustituir o sustituido una, dos o tres veces con
-OH, -O-alqulio (C1-C4) 0 R™.
3. Un compuesto de férmula | de acuerdo con las relvindicaclones 1 6 2, donde
R°es 1) un arllo de & a 14 mismbros monociclico o biciclico del grupo de fenllo,
naftilo, bifenilo, antrilo o fluorenlio, donde el arllo esta mono-, di- o trisustifuido
Independlerr@r\nem entre sl con R8,
2)un _Ip_%ggclclllo gel ﬂrI:IPO ge bencimidazolilo, 1,3-benzodioxolilo,
b_enﬁpfqranllo. ,benzqm-znlllo. benzotiazollio, benzotiofenllo, cinolinilo,
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cromanilo, Indazolllo, Indolilo, isocromanile, Isoindolilo, I1soquinglinilo,
fenlipiridiio, ftalazinllo, pteridinilo, purinilo, pirdilo, piridoimidazolilo,
piridopiridinilo, piridopiimidinilo, pirimidinilo, quinazolinllo, quinotio,
quinoxatiniio o 1,4,5,6-tetrahidro-piridazinilo, donde dicho heterocicilio esta sin
sustituir o mono-, di- o trisustituldo Independienemente entre si con RS, o

3) un heterocicllio del grupo de azabencimidazolilo, bencimidazollfo, 1,3-
benzodioxolilo, benzofurantio, benzotlazolilo, benzotiofenilo, benzoxazolilo,
cromanilo, cinolinilo, 2-furio, 3-furllo; Imidazolilo, indolllo, Indazoillo,
Isocromanilo, Isoindolllo, Isoquinolinilo, isotiazollio, isoxazolilo, oxazolllo,
ftalazinilo, pteridinilo, purinilo, pirazinilo, plrazolilo, piridazinilo, piridoimidazolilo,
piridopiridinilo, piridopirimidinilo, 2-piridilo, 3-piridiio, 4-pirdilo, pirimidinilo,
pirrolllo; 2-pirrolilo, 3-pirrolile, quinolinilo, quinazoliniio, quinoxaliniio, tetrazoliio,
ilazollio, 2-tlenilo o 3-tienilo, que ademés estd sustituido con un heterociclilo
seleccionado entre el grupo acridinilo, azabencimidazollio, azaespirodecanilo,
azepinlio, azetidinilo, azirdinilo, bencimidazolllo, benzofuranilo,
benzotiofuranilo, benzotiofenilo, benzoxazolilo, benzotiazolilo, benzotriazolito,
benzotetrazolilo, benzolsoxazollio, benzoisotiazolilo, carbazolllo, 4aH-
carbazolilo, carbolinilo, cromanilo, cromeniio, cinolinilo, decahidroquinolinilo,
4,5-dihidrooxazolinilo, dioxazolilo, dioxazinilo, 1,3-dloxolanllo, 1,3-dloxolentlo,
6H-1,5,2-ditiazinilo, dihidrofuro[2,3-b]-tetrahidrofuranilo, furanilo, furazanilo,
imidazolidinilo, Imidazolinilo, Imidazolilo, 1H-indazolilo, indoiinilo, indoiizinilo,
indolllo, 3H-indolllo, isobenzofuranilo, isocromanilo, iscindazolilo, isoindolinllo,
isoindolilo, isoquinolinilo (bencimidazolilo), Isotiazolilo, isotiazolidinilo,
isotlazolinilo, isoxazolllo, isoxazolinilo, Isoxazolidinilo, 2-lsoxazoliniio,
cetopiperazinilo, morfoliniio, naftiridinilo, octahidroisoquinolinilo, oxadlazolilo,
1,2,3-oxadlazolllo, 1,2,4-oxadlazolllo, 1,2,5-oxadlazolllo, 1,3,4-oxadiazolilo, 1,2-
oxa-tiepanilo, 1,2-oxatiolanilo, 1,4-oxazepanilo, 1,2-oxazinllo, 1,3-oxazinilo, 1,4-
oxazinilo, oxazolidinilo, oxazolinilo, oxazolllo, fenantridinilo, fenantrolintio,
fenazinilo, fenotiazinllo, fenoxatiinilo, fenoxazinilo, ftalazinilo, piperazinilo,
piperidinlio, pteridinilo, purinilo, piranilo, pirazinito, pirazolidinilo, pirazoiinilo,
pirazollio, piridazinilo, piridooxazolilo, piridoimidazolllo, piridotiazolilo, piridilo,
pirimidinlio, pimolldinilo, pinolidinonilo, plmolinlio, 2H-pirrolilo, pimolilo,
quinazolinlio, quinolinlio, 4H-quinolizinllo, quinoxalinilo, quinuclidinlio,
tetrahidrofuraniio, tetrahidrolsoquinolinilo, {etrahidroquinoliniio, 1,4,5,6-
tetrahidro-piridazinilo, tetrahidropiridinilo, tetrahidrotiofenilo, tetrazinllo,

111
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tetrazolilo, 8H-1,2,5-tladiazinllo, 1,2,3-tladlazollio, 1,2,4-tiadlazolilo, 1,2,5-
tiadiazolilo, 1,3,4-tiadiazolilo, tiantrenilo, 1,2-tiazinilo, 1,3-tiazinilo, 1,4-tiazinilo,
1,3-tiazolilo, tiazolllo, tlazolidinilo, tlazolinilo, tienilo, tietanllo, tienotlazollio,
tlenooxazollio, tienoimidazolilo, tietanilo, tiomorfolinilo, tlofeniio, tiopiraniio,
1.2 3-triazinllo, 1,2,3-trlazolllo, 1,2,4-triazolllo, 1,2,5-tlazolilo, 1,3,4-triazollio y
xantenilo,
donde el heterociclio esid sin sustituir o mono-, di- o trisustituldo
independientamente entre sl con RS,
1. fidor, cloro o bromo,

-NO,,

-CN,

-C{O)}-NH,

-OH,

-NH;,

-OCFs,
8. un arilo de 8 a 14 mlembros monociclico o biciclico, donde el arilo
es como se ha definido anterlormente y estd mono-, di- o trisustituido
Independientemente entre si con halégeno o -O-alquilo (C-Cs),
9. -alquilo (C+-Cs), donde el alquilo estd sin sustituir o mono-, dI- o
trisustituldo independientemente entre sl con halégeno, NH,, -OH o un
resto metoxi, o
10. -C-alqullo (C+-Cq), donde i alquilo esta sin sustituir o mono-, di- o
trisustituido independientemente entre si con halégeno, NHz, -OH o un

N o o ke

resto metoxi,
11. -80,CH; 0
1 2. 'SOZCFQII

con la condicién de que R8 sea al menos un halégeno, -C(O)-NH; o un resto
-O-alquilo (C4+-Cy), 8i RO es un arlio o un hsteraciciio, que son como se han
definido anteriormente,

30 la subestructura D es un resto seleccionado entre el grupo de piridlio, piridi-N-xido,

piridilo, plmolilo, furlio, tlenlio, imidazolilo, pirazolilo, oxazolilo, Isoxazollio,
tiazolilo, triazolllo, Isotiazollio, tladlazollio, pirimidinilo, piridazinlio, piraziniio y
estd sin sustituir o sustituldo 1, 2, 3 6 4 veces con R3 o estd sustituldo 1 6 2
veces con =0,
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as un enlace directo, -alquilenc (Co-C2)-C(O)}-NR™, -NR'*-C(0)-NR'"-, -NR™-
C(O)-, -SO2, -alqulleno (C+-Ca),
es un itomo de hidrégeno, -alquilo (C+-C.), donde el alquilo esté sin sustituir o
sustituido de una a tres veces con R13; -alquileno (C1-Cx)-C(O)-NH-R",
-aiquileno (C-C3)-C(0)-O-R15, -perfiucroalquileno {C4-Cg), -alqulleno (C4-Cs)-
$(0)-alqullo (C+-C.), -alquileno (C+-C5)-S(0)-glqullo (C+-Cy), -alquileno (C1-Ca)-
S(O)-NR*)-R®, -alquileno (Ci-Ca)-O-aiquilo (C+-Cs), -glquileno (Co-Co)-
cicloaiquilo (CaCa), © -alquileno (Co-Cayhet, donde het es un resto
selecclonado entre el grupo de azepina, azetidina, azridina, azirina, 1.4-
diazepano, 1,2-dlazepina, 1,3-diazepina, 1,4-dlazepina, diaziridina, diazirina,
dioxazol, dioxazina, dioxol, 1,3-dloxoleno, 1,3-dloxolano, furano, imidazol,
imidazolina, Imidazolidina, isotlazol, Isctiazolidina, isotlazolina, Isoxazol,
Isoxazolina, isoxazolidina, 2-isoxazolina, cetopiperazina, morfolina, 1,2-
oxatiepano, 1,2-oxatiolano, 1,4-oxazepano, 1,2-oxazina, 1,3-oxazina, 1.4-
oxazina, oxazol, oxaziridina, oxirano, piperazina, piperidina, pirano, pirazina,
plrazol, pirazolina, pirazolidina, piridazina, piridina, pirimidina, pirrol, pirrolidina,
pirrolidinona, pirrolina, tetrahidropiridina, tetrazina, tetrazol, tiadiazina, tiadlazol,
1,2-tlazina, 1,3-tiazina, 1,4-tiazina, 1,3-tiazol, tiazol, tiazolidina, tiazolina, tienllo,
tletano, tiomorfolina, tiopirano, 1,2,3-triazina, 1,2,4-{riazina, 1,3,5-triazina, 1,2,3-
triazol o 1,2,4-trflazol, donde het est4 sin sustitulr o0 mono-, di- o trisustituido
Independientemente entre sl con R14,
R* y R¥ son, independientemente entre s, iguales o diferentes y son un étomo
de hidrégeno o -alquilo (C1-Cy),

@3 un enlace directo o -alquileno (C-C4), 0

R'-N-R%-V forma un grupo ciclico de 4 a 7 miembros seleccionado antre el grupo de

azepina, arstidina, 1.4-diazepano, dioxazol, dioxazina, 1,2-dlazepina, 1,3-
diazepina, 1.4-dlazepina, imidazol, imidazolina, imidazolidina, isotiazol,
isotiazolidina, isotlazolina, Isoxazol, isoxazolina, isoxazolldina, 2-isoxazolina,
cetopiperazina, morfolina, 1,4-oxazepano, oxazol, piperazina, piperidina,
pirazina, pirazol, pirazolina, pirazolidina, piridazina, piridina, pirimidina, plrrol,
pirrolidina, pimolidinona, pirrolina, tetrahidropiridina, tetrazina, tetrazol, tlazol,
tiadiazol, tiazolidina, tlazolina, iomorfolina, 1,2,3-trlazina, 1,2,4-irlazina, 1,3,5-
triazina, 1,2, 3-triazol o0 1,2,4-irazol, donde dicho grupo ciclico esté sin sustituir
© mono-, di- o trisustituldo Independientemente entre sl con R14,
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R14 es fldor, cloro, bromo, yodo, -CH, =0, -alquilo (C+-Cq), -alcoxi (C1-Cy), -NOa. -

Ves

C(O)-OH, -CN, -NH;, -C(0)-O-alquilo (Ci-CJ). -alqull (Co-Ce)-50-alqullo (C,-
C4), -alquil (Co-Ca)-SOx-perfiuoroalqullo (C1-Ca), -alquil (Co-Ca)-SOrNR'-R™,
-C(0)-NH-alqullo (C1-Ca), -C(O)-N-[alqullo (C+-Ca)lz, -NR'™-C(0)-NH-alqulio (C+-
Ca), -C(O)-NHz, -S-R"™ 0 -NR'*-C(0)-NH-alquilo (C+-Cg)l-,
donde R™ y R*' son, independientemente entre sl, un &tomo de hidrégeno,
-perfluoroalquilo (C1-Cs) o -aiquilo (C+-C).
1) un resto het del grupo de azaindol (1H-pirrolopiridina), azepina, azetidina,
aziridina, azirina, 1,4-diazepano, 1,2-dlazepina, 1,3-diazepina, 1,4-dlazepina,
diaziridina, diazirina, dioxazol, dioxazina, dioxocl, 1,3-dioxoleno, 1,3-diaxolano,
furano, imidazol, imidazolina, imidazolidina, Isotiazol, isotiazolidina, Isotlazolina,
Isaxazol, Isoxazolina, Isoxazolidina, 2-isoxazolina, cetoplperazina, morfolina,
1.2-oxa-tiepano, 1,2-oxatiolano, 1 4-oxazepano, 1,2-oxazina, 1,3-oxazina, 1,4-
oxazina, oxazol, oxazrdina, axirano, piperazina, piperidina, pirano, pirazina,
plrazol, pirazolina, pirazolidina, piridazina, piridina, pirimidina, pirrol, pirrolidina,
plirrolidinona, pirrolina, tetrahidropiridina, tetrazina, tetrazol, tladlazina, tladiazoy,
1,2-lazina, 1,3-tlazina, 1,4-tlazina, 1,3-tiazol, tiazol, tiazolidina, tlazolina, tienilo,
tietano, tiomorfolina, tiopirano, 1,2,3-trlazina, 1,2,4-triazina, 1,3,5-trlazina, 1,2,3-
triazol o 1,2,4-triazol, que es como se ha definido anteriormente y donde het
estd sin sustitulr o mono-, dI- o trisustituldo independientements entre sl con
R14,0
2) fenilo, donde el fenilo estd sin sustituir o mono-, di- o trisustituldo
independientemente entre sl con R14,
es un enlacs directo, ~(CH)n-NR-80-NR"-(CHz)r, ~(CH2)m-CH{OH)-(CH2)-,
“(CHzr, ~(CHaw-O-(CH2r, ~(CH2)w-C(O}NR'-(CHz}r, ~(CHa)-802-(CHa)r-,
~(CHa)rrNR'-C(O}-NR'-(CHa)n,  -(CH2JwrNR"-C(OM{CH2)r,  ~(CHa)m-C(O)-
(CHa)r, ~(CHa)}-S-{CHa)r, ~(CH2)mr-SOz-NR"™-(CHa)n, ~(CHz)m-NR™-SO-(CHo):r-,
~(CH2)a-NR™, -(CH)n-0-C(0)-NR"-(CH2)rr 0 ~(CHz)m-NR™-C(0)-O-(CH2):r-,

n y m son, independientemente entre sl, iguales o diferentes y son los nimeros

enteros cero, 1,2,3,4,506 8,

1) un dtomo de hidrégeno,

2 -giquilo (C¢-Cg), donde el alquilo esté sin sustituir o mono-, di- o
trisustituido Indapendientemente entre sl con R14,

3) -C(OXN(R11}-R12,

4) ~(CHaz)arNR™,

N
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feniloo naﬂilo.'dondo ol fenilo o el naftilo estédn sin sustitulr o mono-,
di- o trisustituldos, independientemente entre sl, con R14,
heterociclilo, donde el heterociclilo es un resto del grupo que puede
derivarse de azepano, azepina, 1,4-dlazepano, 1,2-dlazepina, 1,3-
diazepina, 1,4-diazepina, Imidazol, Isotlazol, isoxazol, isoxazolidina,
2-isoxazrolina, cetomorfolina, cetopiperazina, morfolina, oxazol, [1,4}
oxarepano, plperazina, plperazinona, piperidina, piperidinona,
pirazina, piridazina, piridazinona, piridina, piridona, pirimidina,
pirolidina, pimolidinona, tetrahidropirano, 1.4,5,6-tetrahidro-
piridazinilo, tetrazina, tetrazol, tiadlazol, tiazol, tiofeno, tiomorfolina,
1.2,3-trlazina, 1,2 4-trazina, 1,3,5-trlazina, 1,2,3-trlazol o 1,2.4-
tiazol, donde dicho heterociclilo estd sin sustiuir o mono-, di- o
trisustituido independientemente entre sl con R14, o
clcloalquilio (Cy-Cg), donde dicho cicloalqullo estd sin sustitulr o
mono-, di- o trisustituido independlentemente entre si con R14,
un dtomo de hidrégeno,
halégeno,
-alquilo (C+-CJ), donde el alquilo esté sin sustituir o mono-, di- o
trisustituido Independisntemente entre sl con R13,
-perfluoroalquilo (C1-Cs),
fenilo, donde el fenilo esté sin sustituir o0 mono-, di- o trisustituido
independientiamante entre si con R13,
-alquileno (Co-C,)-O-R19, donde R18 es

a) un &tomo de hidrégeno

b) -alquilo (C:-C4), donde el alqullo esté sin sustiuir

o mono-, di- o trisustituldo Independientemente

entre sl con R13,
c) CFs3, 0
d) -CHF,,

-CN,

-glqulleno (Co-Ca)-heterociclilo (C+Cts), donde el heterociclio es
como se ha definido anterlormente y est4 sin sustituir o mono-, di-o
trisustituido independientemente entre si con R13,

-SOy-R", donde s es 1 6 2,

-SO-NR')-R", dondetes 162,
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18)
19)

21)

23)
24)
26)
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-alqulieno (Co-C4)-C(O)}-R",

-alqulleno (Co-C4)-C(0)-O-R",

-alqulleno (Co-C4)}-C(O)}-NR')-R™,

-alquileno (Co-C)-N(R')-R™,

_NRW -SOTRm,

-aiquileno (Co-Cs)-het, donde het es como se ha definido
anterlomente y estd sin sustituir o mono-, di- o trsustituido
independientemente entre si con R13,

-alquileno (C4-C:)-C(0)-O-alqulleno (C-C4)-0O-C(O)-alquilo (C+-C.),
-C(0)-0-C(R15, R18)-O-C(O)-R17,

-giquileno (Cq-C2)-C(0)-O-alqulleno (CxC4)-O-C(0)-O-alquilo (C4.
Ce),

-C({0)-0-C(R15, R16)-0-C(0)-0-R17,

-alquileno (Co-Cs)-arllo {Ce-Cs), donde el arilo es como se ha
definido anteriormente y estéd mono-, di- o (irisustituido
Independientemente entre sl con R13,

-alquileno (Co-C4)-cicioalqullio (C+-Ca), donde el cicloalquito estd sin
sustitulr o mono-, di- o trisustituido independientemente entre sl con
R13,

-alquileno {Cg-Ca)-0-CH-CF2-CHx-O-alquilo (Co-Cs),

-giquileno (Ce-Ca)-0-CHz-CFr-CF2-CH2-O-alquilo (Co-Ca),

-alquileno (Co-C3)-O-CH-perfluoroalquileno (C-Ca)-CH-OH,
-SO-N(R")-R™, dondewes 162,

-alquileno (Co-C4-C(0)-NR")-R™®,

-alqulleno (Co-C)-NR')-R™, o

un resto de ia sigulente lista
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donde Me es metilo,

sl dos restos -OR19 estén unidos a étomos adyacentes pueden formar junto con los
dtomos a los que estdn unidos un anllio 1,3-dloxol o un anillo 2,3-dihidro-
[1.4]dloxina que esté sustituldo una, dos, tres o cuatro veces con R13,

y

R23es 1)

2)
3

4)
5)

R e

un 4tomo de hidrégeno,
halégeno,
-alquilo (C+-C.), donde el alqullo estéd sin sustitulr o mono-, dl- o
trisustituido, independientemente entre sf, con R13,
-perfiuoroalqulio (C1-Cs),
-aiquilenoc (Co-C4)-O-R18, donde R19 ss
a) un atomo de hidrbgeno
b) -alquilo (C4-C4), donde el alquilo esta sin sustituir
0 mono-, di- o trisustituldo, Independientemente
entre sl, con R13,
c) -CFa, 0
d) -CHF;,
-CN,
-SO-R", dondeses 162,
-SO-N(R')-R™, donde tes 1 6 2,
-alqulleno (Co-C4)-C(0)-R",



10)
11)
12)
13)
5 14)
15)
16)

17)
10 18)

19)
20)
21)
15 22)
)
24)
25)
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-alquileno (C-C4)-C(O)}-O-R",

-alquilena (Ca-C)-C(O-NR')-RY,

-alquilano (CCH-NR'")}-R%,

_NR10 -SO:-R"’.

-alqulleno (Co-C;)-C(0)-O-alquileno (C-C,)-O-C(O)-alqullo {C-C4),
-C(0)-O-C(R15, R16)-0-C(0)-R17,

-alqulleno (Co-C,)-C(0)-O-alquileno (C-C4)-0O-C(0)-O-alqulio (C+.
Co).

-C(0)-0-C(R15, R18)-0-C(0)-O-R17,

-alquileno (Co-Co)-cicloniqullo (C+-Ca), donde el cicloalqullo esth
mono-, di- o trisustituldo, Independientsmente antre si, con R13,
-alquileno (Co-Ca)-0-CHz-CFz-CH-O-alquiio (Co-Ca),

-aiquiteno (Co-Ca)-O-CHz-CF-CFz-CHz-O-alquiio (Co-Ca),
-alquileno (Ca-Ca)-O-CHx-perfluoroalquileno (C+-C3)-CH»-OH,
-SO-NR')-R", dondewes 1 6 2,

-alqulieno (Co-C)-C(O)}-NR™)-R™,

-alquileno (Co-C)-NR')}-R, 0

un resto de ila siguiente lista

3‘”01-{’1'/1:{’“ N

\Qim,ﬁwm Pl ey

20 donde Me es metlio,
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si dos restos -OR19 estdn unidos a dtomos adyacentes pueden formar junto con los
étomos a los que estdn unidos un anilio 1,3-dloxol ¢ un anillo 2,3-dihidro-
[1.4]dioxina que esid sustituido una, dos, tres o cuatro veces con R13,

R11 y R12 son, Independientemente entre si, igualas o diferentes y son

1) un dtomo de hidrégeno,

2) -alqulio {C:-Cg), donde el alquilo esté sin sustituir o mono-, di- o
trisustituldo Indepandientements entre sl con R13,

3) -alqull {Co-Ce)-arilo (Cs-C14), donde el arllo es como se ha definido

anteriormente y donde el alqullo y el arlo estén,
indepsndientemente entre sl, sin sustitur ¢ mono-, di- o
trisustituidos con R13,

4) -O-R", 0

5) -alquilo (Cg-Ce)-heterociclilo (C+Cis), donde el alquilo y el
heterocicllio son como se han definido anterlormente y estdn,
independientemente entre sl, sin sustituir o mono-, di- o
trisustituidos con R13, o

R11 y R12 junio con el dtomo de nitrégeno al que estdn unidos pueden formar un

anllio seleccionado entre el grupo de azspina, azetidina, 1,4-dlazepano, dioxazol,

dioxazina, 1,2-dlazepina, 1,3-dlazepina, 1,4-dlazepina, Imidazol, imidazolina, imidazo-

lidina, isotiazol, isotiazolidina, isotlazolina, Isoxazo!, isoxazolina, isoxazolidina, 2-

isoxazolina, cetoplperazina, morfolina, [1,4)-oxazepano, oxazol, piperazina, piperidina,

plmzina, pirazol, pirazolina, plrazolidina, piridazina, piridina, pirimidina, pirrol, pirolidi-
na, pirrolidinona, pirrolina, tetrahidropiridina, tetrazina, tetrazol, tiazol, tiadiazol, lazoli-

dina, tiazolina, tiomorfollna, 1,2,3-triazina, 1,2,4-triazina, 1,3,5-triazina, 1,2,3-triazol 0

1,2 4-trlazol, que estd sin sustitulr o mono-, di- o trisustituldo iIndependlentemente entre

sl con R13,

R13 es fidor, cloro, bromo, yodo, -NO2, -CN, =0, -OH, -CFs, C(0)-O-R", -C(O)-
NR™)-R®, -NR')-R®, -alquileno (Co-C3)-O-R™, -SH{CHa)s, -NR')-5(0)-R",
SR, -SO-R™, -S(0)-N(R™)-R®, -C(0)-R"™, -alqullo (C+-Cy), -alcoxi (C1-Ca),
fenilo, feniloxi-, -O-CF,, -parflucroalquilo (C1-Cs), -alquil (Co-C4)-C(0)-O-C(R15,
R16)-0-C(0)-R17, -alcoxi (C+-C4)-fenilo, -alquil (Co-C4)-C(C)-O-C(R15, R18)-O-
C(0)-0-R17, -O-R15, -NH-C(O)}-NH-R™, -NH-C(0)-O-R", o un resto de la
sigulente lista

N L A, \(:\(o A £
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donde Me es metilo,
R33 es flior, cloro, bromo, yodo, -NO,, -CN, =0, -OH, -CF3, -C{O)}-0-R", -C(OMNR'Y)-
R®, -NR')R®, -alquileno (Co-Ca)-O-R', -SH(CHa)s, -N(R™)-S(0)-R™, -S-R",

5 -SOR10, -S(O)-NR'H)-R®, -C(0)-R™, -alquiio (C1-Cs), -alcoxi (C+-Ca), fenii-oxi-,
-O-CF, -perflucroalqullo (C+-Cs), -alquil (Co-C4)-C(0)-0-C(R15,R16)-0-C(0)-R17,
-alcoxi (Cy-C4)-fenlio, -alqull (Co-C4)-C(0)-O-C(R15,R18)-0-C(0)-R17, -O-R15,
-NH-C(0)-NH-R™, -NH-C(0)-0-R"™, 0 un resto de la siguiente lista

’ﬂ‘z”" A=, L, \Qo Lo 2,
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donde Me es metilo,
Ry R™ son, Independientements entre sl, hidrgeno, -aiqulio (C1-Cs), -alquil (Co-Cy)-

OH, -alquil (Co-C4)-O-alqulio (C+-C4) o -perfluoroalquilo (C1-Cy),

R15 y R16 son, independientemente entre si, hidrogano, -aiquilo (C+-Ce), 0 juntos

R17

4.
RO es

forman un anllio del grupo de ciclopropllo, ciclobutlio, ciclopentilo o ciclohexlio,
donde cada anillo esté sin sustitulr o sustituido de una a tres veces con R10,y
es -alquilo (C+-Ce), -alquil (C1-Ca)-OH, -alqull {C1-Ce)-O-alquilo (C+-Ca), -
alquil (C-Cg)-O-alquil (C+-Cg)-cicloaiqullo (Cx-Ca), -alqull (Co-Ce)-cicloalqullo
(Ca-Cs), donda diche anillo cicloalquilo esté sin sustituir o sustituldo una, dos o
tres vecas con -OH, -O-alquilo (C+-C4) 0 R™.

Un compuesto de férmula | de acuerdo con las relvindicaclones 1 a 3, donde

1) fenllo, donde el fenlio esta sin sustituir o mono-, di- o trisustituido
Iindependientemente entre sl con R8,

2) un heterociclilo del grupo de bencimidazolilo, 1,3-benzodioxolilo,
benzofuranilo, benzoxazollio, benzotlazolllo, benzotiofenilo, cinolinllo,
cromanilo, Indazolilo, indolilo, Isocromanilo, isoindolilo, isoquinalinilio,
feniipiridilo, ftalazinllo, pteridiniio, purinllo, piridilo, piridoimidazolillo,
piridopiridinilo, piridopirimidiniio, pirimidinilo, quinazollnilo, quinoilio,
quinoxalinilo o 1,4,5,6-tstrahidro-piridazinilo, donde dicho heterocicllio
estd sin sustituir o mono-, di- o trisustituido independientemente entre sl
con R8, 0

3) un heterociclilo del grupo de piridilo, 2-piridilo, 3-piridiio, 4-piridilo,
plmolilo, 2-pimrolilo, 3-pimrolilo, furllo, 2-furilo, 3-furilo; tienllo, 2-tlenllo, 3-
tienito, imidazolilo, pirazolilo, oxazolilo, Isoxazolllo, tiazollio, tiadlazolllo,
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Isotiazolilo, triazolilo, tetrazollo, piridazinilo y pirazinllo, donde dicho
heterocicliio estd sin sustitulr o mono-, di- o trisustituido
Independientemente antre sl con R8,

y ademés esti sustituido con un resto seleccionado entre
el grupo de piridilo, 2-piridilo, 3-piridilo, 4-piridilo, pimolile, 2-pimollio, 3-
pimolllo, furllo, 2-furilo, 3-furllo; tienllo, 2-tienlio, 3-tienilo, imidazolilo,
pirazolllo, oxazolllo, isoxaxclilo, tiazollio, tladiazollio, Isotiazolilo,
triazolilo, tetrazolilo, piridaznlio y pirazinilo, donde dicho resto esté sin
sustituir o mono-, di- o trisustituido independlentemente entre sl con R8

R8es 1. F,CiBrol,

2. ~C(O)-NHz,

3. -alquilo (C+-C4), donde el alquilo estd sin sustituir o mono-, di- o
trisustituido Independientemente entre sl con halégeno, -OH o un
resto metoxi, o

4. -O-alquilo (C+-Cy4), donde el alqullo esth sin sustitulr o mono-, di- 0
trisustituldo independientemente entre sl con haldgeno o un resto
metoxd,

con la condicién de que RB saa al menos un halégeno, -C(O)-NH: 0 un resto -O-
alqullo (C1-Cq). 8i RO 88 un arllo o un heterocicliio, que son como se han definido
anteriormente,

la subestructura D es un resto seleccionado entre el grupo de piridilo, piridil-N-6xido,

pimollio, furilo, tienllo, imidazolllo, plrazolilo, oxazolilo, isaxazolilo, tiazolilo, triazolilo,

isctlazollio, tiadlazolilo, pirimidinilo, piridaziniio, pirazinilo y esta sin sustituir o sustituido

1, 2, 3 6 4 veces con R3 o estd sustituido 1 6 2 veces con =0,

Q @s un enlace directo, -C(O)-; -SOx- 0 -alqulleno (C+Cq), -alquileno (Co-C2)-C(0)-
NR‘"—.

R! es un &tomo de hidrégeno, -alquilo (C+C3), -alquileno (C+-Ca)-C(O)}-NH-RO, -
perflucroalquileno (C-Cs), -alquileno (C:-Ca)-C(O)}-O-R™, -alquileno (Cy-Cy)-
S(0)z-alquilo (C+-Ca) o -alquileno (C1-Ca)-S{O)NR*)-R", donde R* y R¥ son,
independientemente entre sl, iguales o diferentes y son un dtomo de hidrégeno
o -alquilo (C1-C4),

R? s un enlace directo o -alqulieno {C+-Cy),

R-N-R%.V puede formar un grupo ciclico de 4 a 7 mlembros del grupo de aretidina,
azetidinona, piperidina, piperazina, piridina, pirimidina, pirmolidina, pirrolidinona,
1,2,3-triazina, 1,2,4-triazina, 1,3,5-triazina, 1,2,3-tazol, 1,2,4-trlazol, tetrazina,
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tetrazol, 1,4-dlazepano, 1,2-dlazepina, 1,3-dlazepina, 1,4-dlazepina, arepina,
cetopiperazina, 1,4-0xazepano, oxazol, isoxazol, Isoxazolldina, 2-lsoxazolina,
morfolina, tiazol, isotlazol, tladlazol o tiomorfolina, donde dicho grupo ciclico
esta sin sustituir o mono-, d}- o trisustituldo Independientemente entre si con
R14,
as fldor, cloro, -OH, =0, -alquilo {C+-Cs), -C{O)-OH, -CN, -NH,, -C(0)-O-alquilo
(C+-Cq), -C(O)-NH-alqullo (C+-Cs), -C(O)-N-alquilo (Ci-Ca)h, -C{O}-NH: ©
-NR*™-R*,
donde R'® y R*' son, independientemente entre si, un dtomo de hidrdgeno,
-perfiuoroaiquilo (C+-Cy) o -alquiio (C-C4).
1.un resto ciclico del grupo que contlene compuestos que se derivan de
azaindol (1H-pirrolopiridina), aziridina, azirina, azetidina, azetidinona, 1.4-
diazepano, pirrol, pirrolidina, piridonllo, imidazol, pirazol, 1,2,3-triazol, 1,2,4-
triarol, tetrazol, piridina, pirimidina, pirazina, 1,2,3-triazina, 1,2,4-trlazina, 1,3,5-
triazina, tetrazina, tetrazol, azepina, diazirina, 1,2-diazepina, 1,3-dlazepina, 1.4-
diazepina, piridazina, piperidina, piperazina, pimolidinona, cetoplperazina,
furano, pirano, dioxol, 1.4-oxazepano, oxazol, isoxazol, 2-isoxazolina,
isoxazolidina, morfolina, oxirano, oxaziridina, 1,3-dioxoleno, 1,3-dloxolano, 1,2-
oxazina, 1,3-oxazina, 1,4-oxazina, oxariridina, tiofeno, tiopirano, tietano, tlazol,
Isotlazol, isotiazolina, isotiazolidina, 1,2-oxatiolano, tiodiazol, tiopirano, 1.2-
tiazina, 1,3-tlazol, 1,3-fazina, 1,4-tinzina, tladlazina o tiomorfolina,
donde dicho rasto clclico estd sin sustituir o mono-, di- o trsustituldo
independientemente entre sl con R14, o

2 fenllo, donde el fenllo estéd sin sustituir o mono-, di- o trisustituido
independientemente entre sl con R14, 0

G es un enlace directo, -(CHz)ar © «(CHa)m-NR™-,
m son los nimeros enteros cero, 1,2, 30 4,

1. un &tomo de hidrégeno,

2. heterociclilo, donde el heterociclilo as un resto del grupo que puede
derivarse de azepano, azepina, 1,4-dlazepano, 1,2-diazepina, 1,3-
diazepina, 1,4-dlazepina, Imidazol, Isotlazo), isoxazol, isoxazolidina,
2-isoxazolina, cetomorfolina, cetopiperazina, morfolina, cocazol, [1.4}
oxazepano, plperazina, plperazinona, piperidina, plperidinona,
pimzina, piridazina, piridazinona, piridina, piridona, plrimidina,
pirroliding, pirrolidinona, tetrahidropirano, 1,4,5,6-tetrahidro-
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1)

3

4)
5)

8)

10)
11)
12)
13)
14)
15)
16)

L

18)

o)

piridazinilo, tetrazina, tetrazol, tiadlazol, tiazol, tiomorfolina, tiofeno,
1,2,34riazina, 1,2,4-tlazina, 1,3,5-trlazina, 1,2,3-triazol o 1,2,4-
triazol, donde dicho heterocicliio estd sin sustituir o mono-, di- o
trisustituldo independisntementis entre sl con R14, o
-aiquilo (C+-Cq), donde el alquilo ests sin sustitulr o mono-, di- o
trisustituido independientemente entre si con R14,
-ciclogiqullo {C3-Cq) 0
-C(O)}NR")-R"?,
un &tomo de hidrdgeno,
haldégeno,
-alqullo (C+-C4), donde el aiqulio estd sin sustituir o mono-, di- o
trisustituldo Independleniemente entre sl con R13,
-perfluoroalquilo (C+-Ca),
fenllo, donde el fenilo estd sin sustitulr o mono-, di- o trisustituldo
independientamente entre sl con R13,
-glquileno (Co-C,)-O-R19, donde R19 es

a) un &tomo de hidrégeno,

b) -alquilo (C+-C,), donde el alqullo esté sin sustituir

o mono-, di- o frisustituido independientemente

entre si con R33,
c) CFs, 0
d) CHF;,
-CN,
-NR™. -SO:-R'",

-SO.R", donde ses 1 62,

-SO-N(R")-R", donde tes 16 2,

-alquiieno (Co-C4)-C(O)-R",

-glqulleno (Co-C4-C(0)-O-R",

-alquileno (Co-C)-C(O)-NR')-R*?,

-alquileno (Co-C)-NR')-R"?,

-alqulieno (Co-C2)-C(0)-O-alquileno (CxC4)-0-C(O)-alqulio (C+-Cu4),
-C(0)-O-C(R15, R18)}-0-C(0)-R17,

-glquileno (Co-Cz2)-C(O)-O-alqulleno {Cz-C,)-0-C(0)-O-aiqullc (C,.
Co).

-C(0)-0-C(R15, R18)-0-C(0)-O-R17,
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19) -alqulleno (Co-Ca)-O-CHz-CF-CH;-O-alqullo (Co-Ca),
20) -alquileno (Co-C1)-0-CH-CF2-CF2-CH-O-alqullo (Co-Ca),
21) -alquileno (Co-Ca)-O-CHa-perfiucroalquilo (C+-C3)-CHy-OH,
22) -SO-N(R')-R", donde wes 1 6 2,
23) -alqulieno (Co-C4)-C(O)-NR')-R¥,
24) -alqulleno (Co-CJ-NR'")»-R®, 0
25) un resto de la siguiente lista
Ho=(' /ﬁ\ \Q
34‘ ‘I ’ﬂ\f@i AR
J\ OH j\ \(N—£H gﬁa >_° vztr gcr :
donde Me es metlio,
R23es 1) un dtomo de hidrogeno,
2) halégeno,
3) -alqullo (C+-Cy), donde el alqullo esid sin susiituir o mono-, di- o
trisustituldo, Independieniemente entre sl, con R13,
4) -perfiuoroaiqulio (C+-Ca),
5) fenllo, dande el fenilo @sté sin sustituir o mono-, di- o trisustituido,
independientemente entre si, con R13,

6) -alquileno (C¢-C4)-O-R19, donde R18 es

a) un étomo de hidrégeno

b) -alqullo (C+-Cy4), donde el alqullo ests sin sustituir

0 mono-, di- o trisustituido, Independientemente
entre si, con R13,
c) -CF3, 0
d) -CHF;,

N -CN,
8 -NR™ -SO.-R'"’.
9) -SOR", donde s es 142,
10) -SOrNR')-R"?, donde tes 16 2,

11)

-alquilenc (Co-C4)-C(O)-R"",
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18)
19)
20)
21)
22)
2)
24)
25)

NS
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-alquileno (Co-C4)-C{O)-O-R"",

-alqulieno (Co-C4)-C(O)}-NR™)-R"?,

-alqulleno (Co-C)-NR')-R™,

-alquileno (Co-C2)-C(0)-O-alqulleno (Cz-C4)-0-C(O)-alqulio (C:-Cy),
-C(0)-0-C(R15, R16)-0-C(0)-R17,

-alquileno (Co-C2)-C(0)-O-aiquileno (C-C4)-0-C(0)-O-alquilo (C;.
Ca).

-C(0)-O-C(R15, R18)-0-C(0)-O-R17,

-alquileno (Co-Ca)-O-CH>-CFr-CH-O-alquilo (Co-Cs).

-alquileno (Cg-Ca)-O-CHx-CF2-CFz-CHz-O-alqulio (Co-Cy),
-aiquileno (Co-Ca)-O-CHz-perfiucroalqulieno (C1-Ca)-CHz-OH,
-S0,-NR')-R™, dondewes 16 2,

-alqulieno (Co-C)-C(O)-NR')-R™,

-alquileno (C-CO-NR')-R®, o

un resto de la sigulents lista

&f"ﬂ J\*ﬂ K Ly G,\{(
T 2 o \u"ﬁl””&r ﬁl

donde Me es mstllo,

sl dos restos -OR19 estdn unidos a &tomos adyacentes pueden formar junto con los
#tomos a los que estdn unidos un anlilo 1,3-dioxol o un anllio 2,3-dihidro-
[1.4]dloxina que estd susiituldo una, dos, tres o cuatro veces con R13,

R''y R™ junto con el étomo de nitrégeno al que estdn unidos pueden formar un anillo
selecclonado entre el grupo de azepina, azetidina, 1.4-dlazepano, dioxazol,
dioxarzina, 1,2-dlazepina, 1,3-dlazepina, 1,4-dlazepina, imidazol, Imidazolina,
imidazolidina, Iisotlazol, isofiazoiidina, Isotiazolina, Isoxazol, lsoxazolina,
Isoxazolidina, 2-Isoxazolina, cetoplperazina, morfolina, [1,4)-oxazepano, oxazol,
plperazina, piperidina, plrazina, pirazol, pirazolina, pirazolidina, piridazina,
piridina, pirimidina, pimol, pirmolidina, pimolidinona, pirrolina, tetrahidropiridina,
tetrazina, tetrazol, tiazol, tiadlazol, tiazoildina, tiaxolina, tiomorfolina, ticfeno,
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1.2,3-triazina, 1,2,4-friazina, 1,3,5-trlazina, 1,2,3-triazol o 1,2 4-trlazol, donde
dicho anillo estéd sin sustituir o mono-, di- o trisustituldo independientemente
entre sl con R13,

R13 es fidor, clor, -NOz, -CN, =0, -CFj, -C(0)-O-R"™, -C(O)-NR')-R®, -NR')-R®,
-alquileno (Co-Ca)-O-R"™, -Si{CHy)s, -NR'®)-8(0)-R", -8-R", -80OR", -5(0)
NR')-R®, -C(0)-R"™, -alqullo (C-Cq), -alcox (C1-Cq), fenllo, feniloxi, -O-CFs,
-perflucroalqulio (C-Cis), -NH-C(O)-NH-R', -alquil (Co-C¢-C(0)-O-C(R15,
R16)-0-C(0)-R17, -alcoxi (C1-Cq)-fenllo, -alquil (Co-C4-C(0)-O-C(R15, R18)-0-
C(O)-R17, -O-R15, -NH-C(0)-O0-R™, 0 un resto de Ia siguiente lista

PR
MJ\ % /ﬂ‘u cF, uo in,ou i“.ou-

bé 4f &

donde Me es metllo,

R33 es fldor, cloro, -NOz, -CN, =0, -OH, -CFs, -C(0)-0-R'’, -C(0)}-NR")-R®,
NR™R™, -alqulleno (Co-Ca)-O-R™, -SI-(CHa)s, -NR')-S(0)R", -S-R",

-S0;-R10, -S(0)-N(R"")-R™, -C(0)-R", -aiqulio (C:-Cy), -slcoxd {C1-Ca), fenil-oxi-,
-O-CFy, -perfiucroalquiio (C+-Ca), -NH-C(O)-NH-R™, -alqull (Co-C4)-C(0)-OC(R15,R16)-
O-C(0)-R17, -alcox (C+-C)-fenllo, -alqull (Co-C)-C(0)-0-C(R15,R18)-0-C(0)-R17,
-O-R15, -NH-C(0)-0-R"™, 0 un resto de la siguiente lista

J\Eﬂ J‘n”“% A Y e \(,:\Co iﬂ’ W

& i A E b

Y.

donde Me es metllo,
R*y R™ son, Independientemente entre s, hidrégeno, -alqullo (Cy-Ce), -alquil (Co-Ce)

- OH, -alqull {Co-C4)-O-alqulio (C+-Ca) 0 -perfluoroaiquilo (C1-Ca),
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R15 y R18 son, independientemente entre ¢f, hidrégeno, -alquilo (C1-Cq) 0 juntos for-
man un anllio del grupo de ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo o ciciohexilo, donde
cada anillo esta sin sustituir o sustituldo de una a tres veces con Ry

R17 es -alqullo {(C-Ca), -alquil (C1-Ca)}-OH, -alqull {C+-Ce)-O-alqulio (C1-Ce),

-alqull {C+-Ce)-O-aiquil (C+-Ca)-cicloalquilo (Cs-Cq), -alqull {(Co-Ce)-cicloalquilo
(Cs-Ca), donde dicho anlllo cicloalquilo estd sin sustituir o sustituldo una, dos o
tres veces con -OH, -O-alquil (C+-C4) o R™.

Un compuesto de formula | de acuerdo con las reivindicaclones 1 a 4, donde

1) fenllo, donde o} fenllo estd sin sustituir o mono-, di- o trisustituido
independientements entre sl con RS,
2) un heterocicliio seleccionado entre el grupo de indolilo, Isoindollio,
benzofuranilo, benxzotiofenilo, 1,3-benzodioxolllo, indazolilo, bencimidazolilo,
benzoxazollio, benzotiazolilo, quinolinllo, Isoquinolinlio, cromanilo, isocromanillo,
¢inolinlio, quinazoliniio, quinoxaliniio, ftalazinilio, piridoimidazollio, pkidopiridinilo,
piridopirimidiniio, piridilo, puriniio y pteridiniio,

donde dicho heterocicllio estd sin sustitulr 0 mono-, di- o trisustituido

independientamente entre sl con R8,

3) un heterociclilo del grupo de piridilo, 2-pirdilo, 3-piridilo, 4-piridilo, pirrolllo, 2-
pimollio, 3-pimolilo, furllo, 2-furilo, 3-furllo; tienilo, 2-tlenlio, 3-tienllo, imidazollio,
pirazolilo, oxazolllo, isoxazolilo, tiazolllo, tiadlazolllo, isotiazolilo, triazollio,
tetrazoliio, piridazinlio y pirazinilo, donde dicho heterocicilio est4 sin sustituir o
mono-, di- o trisustituldo independientements entre si con R8,

y ademds astd sustituido con un resto selecclonado entre el grupo de piridiio,
2-piridilo, 3-piridilo, 4-piridilo, pirrollio, 2-pirrotiio, 3-pimolllo, furilo, 2-furio, 3-
furilo; tienllo, 2-tienllo, 3-tienilo, imidazolllo, pirazolilo, oxazolilo, isoxazolilo,
tiazolilo, tiadiazollio, isotlazolllo, triazolilo, tetrazolllo, piridazinlio y plraziniio,
donde dicho resio estd sin sustifuir o mono-, dii o tisustiuldo
independientemente entre sl con R8

1. F,Cl, Br,1,
2. “C(O)-NH;,
3. -aiquilo (C+-Cy), donde el ailqulio esta sin sustitulr o mono-, di- o

trisustiuido independientamente entre sI con halégeno, -OH o un
resto metoxl, o
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4, -O-alqullo (Cy+-Cy4), donde el alquilo estd sin sustituir o mono-, di- o
trisustituldo indapendlentemente entre si con halégeno o un resto
metoxi,

con la condicién de que R8 sea al menos un halégeno, -C(0)-NH:z o un resto -
O-alqulio {C+-Cg), sl RO es un arilo o un heterocicllio, que son como se han
definido anteriormente,
la subestructura D es un resto selecclonado entre el grupo de pirdilo, piridil-N-6xido,
pirrolilo, furilo, tienilo, Imidazolilo, pirazollio, oxazolllo, Isaxazolilo, tiazolllo, triazolilo,
isotiazollio, tladiazolilo, pirimidinilo, piridazinlio, pirazinilo y esta sin sustitulr o
sustituldo 1, 2, 3 6 4 veces con R33 0 esta sustituido 1 6 2 veces con =0,
Q es un enlace directo, -C(O)-; -SOz, -alquileno (C+-Ca) 0 -alquileno (Co-C2)-C(0)-

NRW.
R es un dtomo de hidrégeno o -aiquifo (C1-Ca),
R? #s un enlace directo o -alquileno (Cs-Cy), ©

R'-N-R2-V puede formar un grupo cliclico de 4 a 7 mlembros del grupo de piperidina,
piperazina, piridina, pirimidina, pirrolidina, pirrolidinona, 1,2,3-triazina, 1,2.4-
triazina, 1,3,5-tdazina, 1,23-trlazol, 1,24-trlazol, tetrazina, tetrarol, 1,2-
diazepina, 1,3-diazepina, 1,4-dlazepina, azepina, cetopiperazina, oxazol,
Isoxazol, isoxazolidina, 2-isoxazolina, morfolina, tiazol, isotiazol, tiadlazol o
tiomorfolina, donde dicho grupo ciclico estd sin sustituir o mono-, di- o
trisustituldo Independientemente entre sl con R14,

R14 es flior, cloro, =0, -alqullo (C+-Cy) 0 -NHz,

Ves 1.un resto ciclico del grupo que contiene compuestos que se derivan de
azaindollio (tH-pirrolopiridilo), azetidina, azepina, aziridina, azirina, 1.4-
diazepano, 1,2-diazepina, 1,3-dlaxepina, 1,4-dlazepina, diazirina, 1,3-dloxolano,
dioxazol, furano, imidazol, Isoquinolina, Isotlazol, Isotiazolidina, Isotiazolina,
isoxarol, 2-lsoxazolina, Isoxazolidina, cetopiperazina, morfolina, 1,2-oxarina,
1,3-oxazina, 1,4-oxazina, oxazol, 1.2-oxatiolano, piperidina, pirano, pirazina,
pirazol, piridazina, piperazina, piridina, piridona, pirimidina, pirrol, pirrolidina,
pirrolidinona, quinazolina, quinolina, tetrazina, tetrazol, tiadiazina, 1,2-tlazina,
1,3-tiazina, 1 4-tlazina, 1,3-tiazol, tietano, tlomorfolina, tiofeno, tiopirano, 1,2,3-
trlazina, 1,2.4-triazina, 1,3,5-irazina, 1,2,3-triazol o 1,2,4-triazol,

donde dicho resto ciclico estd sin sustitulr o mono-, di- o frisustituido
Iindependientemente entre sl con R14, o
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2.fenllo, donde el fenilo estd sin sustituir o mono-, di- o trisustituido
independientemente entre sl con R14,

G es un enlace directo, -(CHa)n- 0 -(CHz)wrNR™-,

m son los nimeros enteros cero, 1,2, 36 4,

Mas 1.
2.

4.
R13es 1)

2

4)

8)

e

un &tomo de hidrogeno,

heterocicllio, donde el heterociclilo es un resio del grupo que puede
derivarse de 1,4-dlazepano, cetomorfolina, tiofeno, piridazona,
piperidina, piperazina, piridina, pirimidina, pirrolidina, pimolidinona,
piridonilo, Imidazol, piridazina, pirazina, 1,2 3-trlazina, 1,2 4-triazina,
1.3,5-4razina, 1,2 3riazol, 1.2 4-trazol, tetrazina, tetrazol, 1,2-
diazepina, 1,3-diazepina, 1,4-diazepina, azepina, cetoplperazina,
oxazol, lsoxazol, Isoxazolidina, 2-lsoxazolina, morfolina, tiazol,
Isotiazol, tetrahidropirano, 1.4,5,8-tetrahidro-piridazinilo, tiadiazol o
tiomorfolina, donde dicho hetsrociclilo esta sin sustitulr o mono-, di-
o trisustiiuldo Independientemente entre si con R14,

-glqulio (Cy-Ce), donde el alquilo estd sin sustitulr o mono-, di- o
trisustituido Independientemente entre si con R14, o

~cicloalquilo (Cx-Ca),
un &tomo de hidrégeno,

halégeno,

3) -alquilo (C+-C4). donde el alquilo estd sin sustiftulr o mono-, di- o
trisustituido independientemente entre sl con R13,

-perfluoroalquiio (C+-Ca),

5) fenllo, donda el fenlio estd sin sustituir o mono-, di- o trisustituido
independientemente entre sl con R13,

-glqulieno (Co-C,)-C-R19, donde R18 es

a) un &tomo de hidrégeno,

b) -alquilo (C+-C,), donde el alquilo estd sin sustituir 0 mo-
no-, di- o trisustituldo independientemente entre si con
R13,

c) -CFs, 0

d) CHF,

-CN,

-NR'O-SQ-R‘U.

-SO.R",donde s es 162,
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11)
12)
13)
5 14)
15)
16)

17)

-10 18)
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<

-SO-NR')-R", dondetes 162,

-alquileno (Co-C4)-C(O)-R",

-giqulieno (Co-C4)-C(0)-0-RY,

-alqulleno (Co-C-COFNR™)-R™,

-alquileno (Co-C)-NR')-R™,

-alquileno (Co-C2)-C(0)-O-alquileno (C-C,)-0-C(O)-alquilo (C+-C4),
-C(0)-O-C(R15, R18)-0-C(0)-R17,

-alquileno (Co-C2)-C(0)-O-alqulleno (C>-C4)-0-C(0)-O-alquilo (C+-
Ca).

-C(0)-0-C(R15, R18)-0-C(0)-O-R17, 0

un resto de la sigulente lista

ol 011 A L Ay, \Qo

S 2 WL ST ey £r

donde Me ea metilo,

R23es 1)

15 2)
3

4)

5)
20

25
8)

un &tomo de hidrégeno,
halégeno,
-glquilo (C+-Co). donde el alquiio esta sin sustitulr o mono-, di- o
trisustituido, Independientemente entre si, con R13,
-perflucroalquilo (C+-Cs),
- alqulieno (C+-Ca)-O-R™, donde R19 es
a) un &tomo de hidrgeno
b) -alqulio (C+-C4), donde el alqullo est# sin sustituir
o mono-, di- o trisustituido, independientemente
entre sl, con R13,

c) -CFg. [«]
d) -CHF2,
-CN,
-NR"-80-R",

-SO,-R", donde s es 16 2,
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-SO-N(R')-R'?, donde tes 16 2,

-alquileno (Cg-C-C(O)-R",

-alquileno (Co-C4)-C(0)-O-R",

-alqulleno (Co-C4-C(O)-N(R")-R%,

-alquileno (Co-C)-NR')-R™,

-alquileno (Co-C2)-C(0)-O-alquileno (CxC4)-0-C(O)-alqullo (C+-Cy),
-C(0)-0-C(R15, R18)-0-C(0)-R17,

-alqulieno (Ca-C;)-C(0)-O-alqulieno (Cz-C4)-O-C(0)-O-alquilo (C.
Ca).

-C(0)-O-C(R15, R18)-0-C(0)-O-R17,

un resto de la siguiente lista

® = 013( ’lﬁﬂ K Ly \6\{0
LR
T Lo W ﬁln’" re “’:r{o , &“

donde Me es metllo,
R11 y R12 son, independientemente antre sl, iguales o diferentes y son

15 1)
2)
J)
4)
20 5)
25

un étomo de hidrégeno,

-alquilo (C-C4), donde sl alquilo esté sin sustitulr 0 mono-, di- o
trisustituido Independientemente entre sl con R13,

-alquil (Co-Ce)-cicloalquilo (Cx-Ca),

-OR" o

-alquil {Co-Ce)-heterociclilo (C+Cw), donde el aiqullc y el
heterociclllo, independientemente entre sf, estén sin sustitulr o
mono-, d- o trisustituldos con R13 y donde el heterociclilo se
selecciona entre el grupo de azetidina, cicloproplio, ciclobutilo, 4,5
dihidro-oxazol, Iimidazolidina, morfolina, (1.4)-oxazepano,
oxazolidina, piperidina, piperazina, pirrolidina, tetrahidrotiofeno,
tiazolidina o tlomorfolina, o

R11 y R12 junto con el éomo de nitrdgeno al que estdn unidos forman un anllio
heterociclico que se selecciona entre 8l grupo de azetidina, ciclopropilo,
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ciciobutilo, 4,5-dlhidrooxazol, Imidazolidina, morfolina, (1,4)-oxazepano,
oxazolidina, piperidina, piperazina, pirrolidina, tetrahidrotiofeno, tiazolidina o
tiomorfolina,

R13 es fidor, -CN, =0, -OH, -CFs, -C(O}O-R®, -C(O)-NR')-R®, -NR")-R®,
—cicloalqullo (Cy-Ce), -alquileno (Co-Ca}-O-R™, -SH(CHa)s, -S-R", -SO-R"®, -
perfiuoroaiquillo (C+-Cs) o un resto de |a sigulente lista

J\Hr‘” J\Hﬁp“’"l /ﬁ\ﬂfs?é"' \Qo J\H’m /‘tu""‘"

frov it &

donde Me es metilo,

R33 es fltior, -CN, =0, -OH, -CFs, -C(0)-0-R", -C{0)}-NR")-R®, -NR')R®,
-alquileno (Ce-Ca)-O-R™, -SI-(CHy)s, -S-R", -50:-R10, -perfiuoroalquilo (C+-Cy), o un
resto de la siguiente lista

I S, I, L I g

& e g 25 &

donde Me es metilo,

Ry R son, Independientements entre sl, hidrégeno, -alqullo (Ci-C¢ o -
perfiuoroalquilo (C+-Ca).

R™y R son, Independientements entre s{, hidrégeno, -alquilo (Ci-C.) o Juntos forman
un anillo del grupo de ciclopropilo, ciclobutllo, ciclopentlio o ciclohexilo, donde
cada anilio estd sin sustitulr o sustituido de una a tres veces con R, y

R17 es -alqulio (C1-Ce), -alquil (C+-Ce)-OH, -alquli (C-Cq)-O-alqullio (C-Cg), -alquil (C+-
Ceo)-C-alquil (Cy-Cg)-cicloaiqulio (Cs-Ca)., -alqull (Co-Ca)-cicloaiqulio (Cs-Cg),
donde dicho anillo cicloalquilo esta sin sustitulr o sustituido una, dos o tres
veces con -OH, -O-alquilo (C1-C4) 0 R™.
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6. Un compuesto de fdrmula | de acuerdo con las relvindicaclones 1 a 5, donde

ROes 1. fenllo, donde el fenllo estd sin sustituir o mono- o disustituido
independientemente entre sl con R8,

2. piridllo o benzotiofenilo, donde el piridlio y el benzotiofenilo estén sin sustituir
o mono- o disustituldos independlentemente entre si con RS, o

3. un heterocicllio del grupo de tienilo, tiadiazolilo, Isoxazolilo y tlazolilo, donde
dicho heterociclilo esta sustituido con un resto selecclonado entre el grupo de
flenilo, 2-tlenilo y 3-tienilo, donde dicho resto estd sin sustituir o mono- o
disustituldo Independlentemente entre sf con RS,

R8 es F, Cl, Br, -0-CHs 0 -C(O)-NHz,

la subestructura D es un resto selecclonado entre el grupo de piridilo, plridil-N-6xido,

pirrolilo, tienilo, imidazolilo, pirazollio, oxazolilo, isoxazolilo, tlazolilo, Isotiazolilo,

tiadlazolilo, pirimidintio, piridazinilo o pirazinilo y esta sin sustitulr o sustituido 1,2,3 6 4

veces con R3 o estd sustituido 1 6 2 veces con =0,

Q o8 un enlace directo, -C(0)-; -SOz-, -CHx-C(O)-NH-, metileno o etlieno,

R' es un dtoma de hidrogeno,

R? s un enlace directo o metileno,

R'-N-R%-V puede formar un grupo ciclico de 4 a 7 miembros del grupo de azetidina,
pimolidina, piperidina y piperazina,

Ri4 es fidor, cloro, =0, metilo, stlio 0 -NH;,

Ves 1.un resto del grupo que contiene los compuestos que se derivan de
azaindolilo (1H-pirolopiridilo), azetidina, 1.4-dlazepano, isoxazol, isoquinolina,
plperazina, piperidina, pirazina, piridazina, pirimidina, pirolidina, quinazolina,
quinolina o tetrahidropirano,

donde dicho resto ciclico estd sin sustituir o mono- o disustituido
independientemente entre sf con R14, o
2. fenlio, donda el fenilo estd sin sustitulr o mono- o disustiuido
independientemente entre sl con R14,

G 8s un enlace directo, {CHa)m, -C(O)- 0 (CHz)m-NR™-,

m son los nimeros enteros cero, 1 6 2,

M es un atomo de hidrbgeno, alquilo (C>-C.), axepanilo, ciclopropllo, ciclobutilo,
ciclopentilo, ciclohexiio, Imidazolllo, cetomorfolinlio,  morfolinilo,
[1.4]oxazepanilo, piperidinilo, plperidonllo, pirazinlio, pirazolilo, piridazinlio,
piridilo, pirimidilo, pirrolidiniio, 1,4,5,8-tetrahldro-piridaziniio o tetrahidropiranlio,
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donde los restos astdn sin sustituir o mono- o disustituldes independlentemente

entre sf con R14
R3es 1) un dtomo de hidrégeno,
2) fidor, cloro,
3 -alquilo (C+-C4), donde el alquiio esté sin sustituir o mono-, di- o
trisustituido independientemente entre sl con R13,
4) -perflucroalqulio (C+-Ca),
5) fenllo, donde el fenilo esta sin sustitulr o mono-, di- o trisustituldo
Iindependientemenie entre sl con R13,
6) -aiquileno (Co-C2)-O-R18, donde R16 es
a) un &tomo de hidrégeno,
b) -alquilo (C+-C4). donde el alqulio esta sin sustitulr
o mono-, di- o trisustituido Independientemente
entre sl con R33,
c) CF3, 0
o) -CHF,,
7 -CN,
8) -NR™. -SO;-R‘“.
g) -SO¢R'!, donde s es 16 2,
10) -SO-NR')-R™, donde tes 16 2,
11) -alquileno (Co-C4-C(O)R",
12) -alquilano (Co-C4)-C(0)-O-R™,
13) -alqullena (Co-C)-C(O)-NR')-R™,
14) -alquilenc (Co-CO-NR')-R™,
15) -alqulleno (Co-C4)-C(O)-O-alqulleno (C-C4)-C(O)-alqulio (C+-Cy),
16) -C{0)-0-C(R15, R18)}-0-C(0)-R17,
17 -alquiteno (Co-C2)-C(0)-O-alquileno (Cz-C4)-O-C(0)-O-aiquilo (C;
Ceg)o
18) -C(0)-0-C(R15, R18)-0-C(0)-O-R17,
R23es 1) un étomo de hidrdgeno,
2 fluoro, cloro,
3) -giquilo (C,-C4), donde el aiqullo estd sin sustitulr o mono-, di- o
trisustituido, independientemente entre si, con R13,
4) -perfluoroalquilo {C4-Cs),
5) - alquileno (Co-C2)-O-R™, donde R19 es
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a) un atomo de hidrégeno
b) -alquilo (C+-C,), donde el alquilo estd sin sustituir
0 mono-, di- o trisustituldo, independientemente
entre sl, con R13,
C) CF3, 0
d) -CHF3,
-CN,
NR'-80,R™,

S0, R", donde s es 1 62,

-SO-NR")-R", donde tes 16 2,

-alquiieno (Co-C)-C(O)-R"!,

11) -alquileno (Co-C)-C(0)-O-R",

12) -alquileno (Co-C)-C(O)}NR)-R™,

13) -alqulleno (Co-C)-NR™-R™,

14) -alqulieno (Co-C2)-C(0)-O-alquileno (Cz-C4-0-C(0)-alqulio (C1-Cy),

185) -C(0)-O-C(R15, R18)-0-C(0)-R17,

16) -glquileno (Cp-C2)-C(0)-O-alquileno (C2-C4)-0-C(0)-O-alqulio (C+.
Co).

17) -C(0)-0-C(R15, R18)}-0-C(0)-0O-R17,

§8333

R11 y R12 son, indepaendientemente entre sl, iguales o diferentes y son

1) un étomo de hidrégeno,

2) -aiqullo (C{-C4), donde el alquilo estd sin sustituir 0 mono-, di- 0
trisustituido Independientemente entre sl con R13,

3) -alquli (Co-Cg)-clcloalquiio (Ca-Co),

4) -OR", 0

5 -alqull (Co-Ce)-heterociclilo, donde e! alquilo y el heterociclllo,
independientemente entre si, estdn sin sustiulr 0 mono-, di- o
trisustituldos independlentemente entre sl con R13 y donde el
heterociclilo se selacciona entre el grupo de azetidina, imidazolidina,
morfoling, (1,4)-oxazepano o pirrolidina o

R1t y R12 junto con el &tomo de nitrégeno al que estdn unidos pusden formar un

anllio que se selecciona entre el grupo de azetidina, imidazolldina, morfolina,
(1.4)-oxazepano, piperazina, piperidina, pirrolidina o tiomorfolina,

-4

g
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R13 es flor, -CN, =O, -OH, -CFs, -C(O)}-O-R™, -C(O)}NR'D)-R®, -NR')-R®,
cicioalqullo (Cs-Ca), -alquiieno (Co-Ca)}-O-R™, -SH(CHa)s, -S-R™, -SO;R" o
-perfluoroaiquilo (Ci-Cs),

R33 es fitior, -CN, =0, -OH, -CF3, -C(0)-0-R'%, -C(O)}-NR'D-R®, -NR™)R?®,

-alquileno (Co-Ca)-O-R™, -SI-(CHa)s, -S-R'°, -SO-R10, -perflucroalqulio (C1-Ca),

R™y R® son, independientemente entre si, hidrégsno, -alqulio (C+-C4) 0
-perfluoroalquilo (C-Cs).

R"y R son, independientements entre al, hidrégeno, -alqullo (C+-C4) 0 juntos forman
un anilio del grupo de cicloproplio, ciclobutlio, ciclopentlio o ciclohexlio, donde
cada anillo estd sin sustitulr o sustituido de una a tres veces con R™, y

R17 es -alquilo (C1-Ce), -alqull (C+-Ce)-OH, -alquil {C1-Ce)}-O-alquilio (C1-Ca), -alqull (Cs-
Ce)-O-alqull (C+-Cy)-cicloalquilo (CsCg), -alquil (Co-Ca)-O-cicloalquilo (C3-Ca),
donde dicho anilio cicloalquilo estd sin sustituir o sustituido una, dos o tres
veces con -OH, -O-alqullo (C-C4) 0 R™.

7. Un compuesto de férmula | de acuerdo con las relvindicaciones 1 a 6, donde

RO es 1. pirdilo o benzotiofenilo, donde el piridilo y el benzotiofenlio estén sin sustitulr
o mono- o disustituldos independientemente entre sl con RS, o
2. un heterociclilo del grupo tienilo, tiadlazolilo, isoxazollio y tlazolilo, donde
dicho heterociclilo estd sustituldo con un resto seleccionado entre el grupo de
tienllo, 2-tlenilo y 3-tienlio, donde dicho resto esta4 sin sustituir o mono- o
disustituido independlentemente entre si con RS,

R8 es F, Cl, Br, -O-CH, 0 —=C(O)-NH;,

la subestructura D es piridilo y estd sin sustituir o sustituido 1, 2, 3 6 4 veces con R3 0

estd sustituido 1 6 2 veces con =0,

Q es -CHx-C(O)-NH- o metlieno,

R es un &tomo de hidrégeno,

R? es un enlace directo,

R14 es fidor, cloro, =0, metilo, etlloc 0 —NH;,

Ves piperidina, donde piperidina estd sin sustitulr o mono- o disustifulda
independientemente entre s/ con R14, o

G es un enlace directo,

M es un atomo de hidrogeno, -alqullo (C>-C,), isoproplio o piridilo, donde los
restos estdn sin sustituir o mono- o disustituidos independientemente entre sl
con R14,

R3es 1) un dtomo de hidrégeno,

(VAN
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2) fldor, cloro,
3 -alquilo (C-C). donde el alquilo estd sin sustitulr o mono-, di- o
trisustituide independientemente entre sl con R13,
4) -alquiieno (Co-C2)-0-R18, donde R18 es
a) un &tomo de hidrégeno,
b) -alquilo (C+-C.), donde el alqulio estd sin sustitulr
o0 mono-, di- o trisustituldo Independientemente
entre sf con R13,
5) -alquileno {Co-C)-C(O)}-O-R", 0
8) -aiquileno (Co-C4-C(OM-NR')-R™,

R11 y R12 son, Independientemente entre si, iguales o diferentes y son

1) un étomo de hidrégeno,
2) -aiquilo (C-C4), donde ei aiquiio estd sin sustituir 0 mono-, di- o
trisustifuido iIndependiemements entre sl con R13, o
R11 y R12 junto con el 4tomo de nitrdgeno al que estdn unidos pueden formar un
anlllo que se selecciona antre el grupo de azetidina, imidazolidina, morfolina,
{1.4)-oxazepano, piperazina, piperidina, pirrolidina o iomorfolina,
R13 es fidor, =0, -OH, -CFs, -C(O}O-R™, -C(O)-N(R'®-R¥ o -alqulleno (Co-Ca)-O-

R‘Io'
R'°y R® son independientemente entre s/, hidrdgeno, -alqullo (C+-C¢) 0
-perflucroalquilo (C1-Cy).
8. Un compuesto de férmula | de acuerdo con una © méas de las reivindicaciones

1 a 7, donde el compuesto de férmuia | es

(14sopropli-piperidin-4-il}-amida del dcido 1{5-(5-cloro-tiofen-2-i)-{soxazol-3-imetil}-
1H-pimrolo[2,3-b]piridina-2-carboxfiico,

éster metllico del dacido 1-[5-(5-cloro-tiofen-2-l)-Isoxazol-3-iimetli}-2-(1-Isopropll-
plperidin-4-icarbamoil)-1H-pirrolof2,3-b]piridina-5-carboxilico,

4cldo 1{5-(5-cloro-tiofan-2-il)-isoxazol-3-limetli}-2-(1-lsopropli-piperidin-4-ilcarbameail)-
1H-pirrolo[2,3-b]piridina-5-carboxilico,

5-amida 2-[(1-isopropll-plperidin-4-il}-amida] del 4cido 1-{5-(5-cloro-tiofen-2-i-isoxarni-
3-iimetil}-1H-pirrolof2,3-b]piridina-2, 5-dicarboxilico,

(1-Isopmpll-plporldln-4-ll)-amldh del acido 1-{5-(5-cloro-tiofen-2-il)-lsoxazol-3-iimeil}-
1H-pirrolo[3,2-b]piridina-2-carboxlico,

dcldo 1-[5-(5-cloro-tiofen-2-lly-isoxazol-3-iimetil]-2-(1-isopropil-piperidin-4-licarbamoll)-
1H-pirrolo[3,2-b]piridina-5-carboxdlico,
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(1-isopropli-piperidin-4-ll}-amida del dcido 1-{5-(5-cloro-tiofen-2-il)-Isoxazol-3-limeti}-5-
oxo-4,5-dlhidro-1H-plmolo[3,2-b]piridina-2-carboxllico,

éster metflico del 4cido 1-[5-(5-cloro-Hiofen-2-il)-isoxazol-3-limetil}-2-(3,4,5,6-tetrahidro-
2H-[1,4']biplridinli-4-licarbamoil)-1H-pirrolof3,2-b]piridina-5-carbaxilico,

dcldo 1-[5-(5-cloro-tiofen-2-il-isoxazol-3-iimetil}-2-(3,4,5,8-tetrahidro-2H-[1,4 bipirid|-
nil-4-licarbamoli)-1H-pirroio[3,2-b]plridina-5-carboxllico,
(1-lsopropli-piperidin-4-il)-amida del dcido 1-[5-(5-cloro-tiofen-2-il)-isoxazol-3-iimetil]-5-
(2-metoxi-etoxi)-1H-pirrolo[2,3-c]piridina-2-carboxllico,
(1-isopropil-piperidin-4-il}-amida del scldo 1-[5-(5-cloro-tiofen-2-il)-isoxazol-3-iimetil}-5-
(2-hidroxi-etoxi)-1H-pirrolo[2,3-c]piridina-2-carboxllico,
(1-Isopropli-piperidin-4-l}-amida del dcido 1-[(5-cloro-piridin-2-ilcarbamoil)-metil}-5-(2-
metoxi-etoxi)-1H-pimrolo[2,3-c]piridina-2-carboxflico,

{1-lsopropil-piperidin-4-ll}-amida del dcido 1-[(5-cloro-piridin-2-icarbamoil)}-metil}-5+(2-
hidroxi-etoxI)-1H-pirrolof2,3-c]piridina-2-carboxllico,

(1-isopropil-piperidin-4-il}-amida del éacildo 1-(8-cloro-benzo[bjtiofen-2-limetil)-5-(2-
metoxi-etoxi)-1H-pirrolo[2,3-c]piridina-2-carboxilico, o
(1-Isopropit-piperidin-4-ll)}-amida del 4cido 1-(8-cloro-benzo[bjtiofen-2-imetlil)-5-(2-
hidroxi-etoxi)-1H-pirrolo[2,3-c]piridina-2-carboxilico.

9. Un procedimiento para la preparacién de un compuesto de la férmula segin
una o mas de las reivindicaciones 1 a 8, que comprende condsnsar un compuesto de
la férmula 20 con un compuesto de la férmula HR® para dar un compuesto de la
férmula 30 y, opclionaimente, convertir el compuesto de la férmula 30 en un compuesto
de la formula |,

R¥ R '
% HRe @T:_J(ﬂ_
Iil R¥ ——— l’il R® férmuia |

R R
29 30
en donde el resto RY tiene el significado de -N(R')-R*-V-G-M segin se indica en las
relvindicaclones 1 a 8, pero en que en los grupos funcionales R también puede estar
presente en forma de grupos que se transforman subsigulentemente en los grupos
funcionales finales presentes en -N(R')-R%-V-G-M, y en que el resto R* significa el
grupo -Q-R° o puede significar un grupo que se transforma subsiguientementa en el
grupo -Q-R% y en que el grupo -C(O)-R™ puede ser un grupo écido carboxilico o sus
derivados, y en que los grupos R™ en las formulas 29 y 30 tienen las definiclones
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commespondientes de R* en la fdrmula | segin se define on las reivindicaciones 1aB8 o
grupos funcionales en ellas tamblén pueden estar presentes en forma protegida o en
forma de grupos precursores.

10, Una preparacién farmacéutica, que comprende al menas un compuesto de la
férmula | de acuerdo con una o més de las relvindicaciones 1 a 8 en todas sus formas
esterecisoméricas y mezclas de las mismas en cualquler relacion y/o sus sales
fisiolégicamente tolerables y un vehiculo famacéuticamente aceptable.

11. El uso de un compuesto de la férmula | de acuerdo con una o mis de las
relvindicaciones 1 a 8 en todas sus formas estereclsoméricas y mezclas de las
mismas en cualquier relaclén y/o sus sales fislolGgicamente tolerables para la
produccién de productos farmacéuticos para el tratamiento de una formacién anormal
de trombos, infarto de miocardio agudo, trastornos cardiovasculares, angina Inestable,
tromboembolia, cleme de vasos agudo asoclado con una terapia trombolftica o
angloplastia coronaria transluminal percutdnea (PTCA), ataques lsquémicos
transltorios, apoplejla, claudicacién intermitente, injerto de bypass de las arterlas
coronarias o periféricas, estrechamiento del lumen de vasos, reestencsis después de
una angiopiastia coronaria o venosa, mantenimiento de ia patencia de acceso vascuiar
en pacientes con hemodidlisis a largo plazo, formacién patolégica de trombos que
tiene lugar en las venas de las extremidades inferiores después de una clrugia
abdominal, de rodilla o de cadera, riesgo de tromboembalia puimonar, coagulopatia
intravascular sistémica diseminada que se produce en sistemas vasculares durante el
choque séptico, clertas infecciones viricas o céncer, o para reducir una respuesta
inflamatoria, fibrinolisis, o tratamliento de la enfermedad cardiaca coronaria, infarto de
miocardio, angina de pecho, reestenosis vascular, por eJemplo reestenosis posterior a
una anglopiastia tal como PTCA, sindrome de distrés raspiratoric en adultos,
Insuficlencia de miltiples 6rganos, trastomo de coagulacién intravascular diseminada,
y trombosis de venas profundas y de venas proximales, que pueden producirse
daspués de una clrugia.
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