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REIVINDICACIONES

1. Un racemato, un diastercisdémero o isdmero éptico de un compuesto de formula (I):
Ra
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B s alquilo (Cy.1o), cicloalquilo (Cs7), © alquil (C,.)-cicloalquilo (Cs.7),

a) donde dicho alquilo, cicloalquilo y alquil-cicloalquilo pueden estar mono-, di-
o tri-sustituldos con alquilo {C.3); ¥

b) donde dicho alquilo, cicloalquilo y alquil-cicloalquilo pueden estar mono-
sustituidos o disustituidos con sustituyentes seleccionados de hidrox y O-alquilo (Ci4); ¥

c) donde cada uno de dichos grupos alquilo puede estar mono-sustituldo,
disustituido o tri-sustituido con halégeno; y

d) donde cada uno de dichos grupos cicloalquilo que es de 4, 5, 6 0 7
miembros posee opcionalmente uno (para los de 4, 5, 6, o 7 mlembros) o dos (para los de

donde

5, 6, o 7 miembros) grupos -CHx- que no se encuentran unidos entre sl directamente se
reemplazan por -O- de manera que el 4&tomo de O se encuentra unido al grupo X
mediante al menos dos atomos de C;

X es O o NH;

R? es alquilo (C,s), cicloalquilo (Csy) o alquil (C.s)-cicloalquilo (Cs.y), donde
dichos grupos alquilo, cicloalqullo y alquil-cicloalquilo pueden estar mono-, di- o tri-
sustituidos con alquilo (C4);

L®*  es H, halégeno, alquilo (C.), —OH, —O-alquilo (C1.), -NHz, -NHalquilo (C,.
«) 0 -N(alquil (Cs.4))z;

L', L? son cada uno independientemente halbgeno, ciano, alguilo (C,.), O-alquilo
{C14), -S-alquilo (C.4), -SO-alquilo (Ci4), 0 —SOzalquilo (C,), donde cada uno de dichos
grupos alquilo esta sustituido opcionalmente con de uno a tres atomos de halégeno; y
cualquiera de L' o L2 (pero no los dos al misma tiempo) también puede ser H; o

L’yL'o

L° y L2 pueden estar unidos covalentemente para formar, junto con los dos 4tomos
de C a los cuales estéin unidos, un anillo carbocliclico de 5 o 6 miembros donde uno o dos



grupos -CHz- que no estén unidos entre si directamente se pueden reemplazar cada uno
independientements por -O- 0 NR*, donde R* es H o alquilo (C,4) y donde dicho anillo
carbociclico o heterociclico esta opcionalmente mono-sustituido o disustituido con alquilo
(Cra)i

R' es R®, -NRYCOR™, -NRZCOOR™ -NR”R* o -NR®CONR*R®, donde
R™ se selecciona de alquilo (C..s), cicloalquilo (Cs;) y alquil (C,.4)-cicloalquilo (Cs7), donde
dichos cicloalquilo y alquil-cicloalquilo pueden estar mono-, di- o tri-sustituidos con alquilo
(Cia)i

R* e H o R® segin se definld6  anteriorments,

R# y R® se selecclonan independientemente de H y metilo,

R' es etllo o vinilo;

R° es hidroxd o NHSO,R? donde R® es alquilo (C1.s), cicloalquilo (Cs7), alquil
(C1.s)-cicloalquilo (Cs7), fenilo, naftilo, piridinilo, alquil (Ci)-fenllo, alqull (Ci4)-naftilo o
alquil (C44)-piridinilo; estando cada uno de los cuales mono-sustituido, disustituldo o tr-
sustituido con sustituyentes seleccionados de halégeno, hidroxi, ciano, alquilo (Ci4), O-
alquilo {C1.4), -CO-NH,, -CO-NHalquilo (C.4), -CO-N(alquil (C14))2, -NH2, -NHalquilo (Cy4)
y -N{alquil (C,4))2, donde alquilo (C,4) y O-alquilo (C,.,) estan sustituidos opcionalmente
con uno a tres atomos de halégeno; y estando cada uno de los cuales mono-sustituido
con nitro;

o R® es -N(R")RM'), donde RN' y R™ se seleccionan independientemente de H,
alquilo (C.s), cicloalquilo (Cs7), alquil (Cig)-cicloalquilo (Csy), arilo y alquil (C,4)-arilo;
donde dicho alquilo (C.s), cicloalquilo (Cs7), alquil (C.¢)-cicloalquilo (Cs), arilo y alquil
(C.e)arilo estéan sustituidos opcionalmente con uno o més sustituyentes seleccionados
independientsmente de haltgeno, alquilo (Cie), hidroxi, ciano, O-alquilo (Ci.e), -NHa,
-NHalquilo {Cy4), -N{alquil {Ci4))2, -CO-NHz, -CO-NHalqullo (Ci4), -CO-N(alquil (Ci4))z,
-COOH y —COOQ-alquilo (C1.e); 0

R™ y R™ se unen, junto con el nitrgeno con el cual estin unidos, para formar un
heterociclo monociclico saturado o no saturado de 3 a 7 miembros 0 un heterociclo
biclclico saturado o no saturado de 9 o 10 miembros, cada uno de los cuales contiene
opclonaimente de uno a tres hetercdtomos adicionales seleccionados
independientementa de N, S y O y estando cada uno de los cuales sustituido
opcionalmente con uno o méas sustituyentes seleccionados Iindependientemente de
halégeno, alquilo (C1e), hidrox, ciano, O-alquilo {C,.g), -NH;, -NHalquilo (C.4), -N(alquil
(Cia))2. -CO-NH,, -CO-NHalquilo (C.4), -CO-N(alqull {Ci4)), -COOH y —COOalquilo
(Cr0):

0 una sal o éster aceptable para uso fafmacéutico del mismo.

2. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1 en el cual
B es alqullo (C,.4p), cicloalquilo (Cs), 0 alquil {(C,.)-cicloalquilo (Cs7),

ue>



a) donde dicho cicloalqulio y alquii-cicloalquilo pueden estar mono-, di- o tri-
sustituidos con alquilo (Cy.s); ¥

b) donde dicho alquilo, cicloalquilo y alquil-cicloalquilo pueden estar mono-
sustituidos o disustituidos con sustituyentes seleccionados de hidroxl y O-alquilo (Cy); ¥

c) donde todos los grupos alquilo m;ancionados pueden astar mono-, di- o tri-
sustituidos con halégeno; y

d) donde todos los grupos cicloalquilo que son de 4, 5, 6, 0 7 miembros que
poseen opcionalmente uno (para los de 4, 5, 8, o 7 mlembros) o dos (para los de 5,6,07
miembros) grupos -CHz- que no se encuentran unidos entre si directamente por se
reemplazan por -O- de manera que el atomo de O esta unido al grupo X mediante al
menos dos atomos de C;

X es O o NH;

R® es alquillo (Ca,), cicloalquilo (Cs7) 0 alquil (Cy3)-cicloalquilo (Cy7), donde
dichos grupos cicloalquilo pueden estar mono-, di- o tri-sustituidos con alqullo (C14);

L  esH,-OH, -O-alquilo (Ci4). -NH;, -NHalqull (C,.¢) 0 —N(alquil {C1))z;

L', L? son cada uno Independientemente halgeno, alquilo (C,.4), -O-alquilo (Ci)
o -S-alquilo (C:4) (en cualquler estado de oxidacibn tal como SO o SO,); y
cualquiera de L' o L2 (pero no los dos al mismo tiempo) tamblén puede ser H; o

L’yL'o

L’ y L? pueden estar unidos covalentamente para formar, Junto con los dos atomos
de C a los cuales estan unidos, un anillo carbociclico de 5 o 8 miembros donde uno o dos
grupos -CHz que no se encueniran unidos entre sl directamente se pueden reemplazar
cada uno independientements por -O- o NR*, donde R® es H o alquilo {C,.) y donda dicho
anillo carboclclico o heterociclico estd opcionalmente mono-sustituido o disustituido con
alquilo (C14);

R? es R®, -NRZCOR¥, -NR2COOR® -NRZR* y -NRZCONR¥R®, donde
R® se selecciona de alquilo (C1.s), cicioalquilo (Cs7) y alquil (Cy)-cicloalquilo (Cs7), donde
dichos cicloalquilo y alquil-cicloalquilo pueden estar mono-, di- o tri-sustituidos con alquilo
(Cra);

R™ es H o posee uno de los significados de R™ seg(in se definid anteriorments,
R2 y R® se selecclonan independientemente de H y metilo,

R' esetilo o vinlio;

R°  es hidroxi o NHSO;R® donde R* es alquilo (C1.s), cicloalqullo (Cs7). alquil
(C1.e)-cicloalquilo (Cy7), fenllo, naftlio, piridinllo, alqull (Ci4)-fenllo, alquil (C:4)-naftilo o
alquil (Cy4)-piridinilo; estando todos los cuales opclonalments mono-, di- o tri-sustituidos
con sustituyentes seleccionados de halgeno, hidroxi, ciano, alquilo (Cy.), O-alquilo (Cy.4),
-CO-NH3, -CO-NHalquilo (C..), -CO-N(alquil (C14))2, -NH,, -NHalquilo (C,.,) y -N(alquil (C,.
4)2s y estando todos los cuales opcionaimente mono-sustituidos con nitro;
0 R* se puede seleccionar ademés de: -NHalquilo (C1.s), N(alquilo (C1s))2, -Het,



_N/ \ _alquilo (C1) _Nf \0
\_/l o /.
0 una sal o éster aceptable para uso farmacéutico del mismo.

3. El compuesto de acuerdo con una o mas de las reivindicaciones anteriores
en ol cual B se selecciona de alquilo (C24), cicloalquilo (Cs) y alquil (C+s)-cicloalquilo (Cs
),

a) donde dichos alquilo, cicloalquilo y alquil-cicloalquilo pueden ser mono-, di-
o tri-sustituidos con alquilo (C..s); ¥

b) donde diches alquilo, cicloalquilo y alquil-cicloalquilo pueden estar mono-o
di-sustituidos con sustituyentes seleccionados de hidroxi y O-alquilo (C4); ¥

c) donde cada uno de dichos grupos alquilo puede estar mona-, di- o tri-
sustituidos con flior © mono-sustituido con cloro o bromo; y

d) donde en cada uno de dichos grupos cicloalquilo que son de 5, 6 0 7
miembros, uno © dos grupos -CHx- que no se encuentran unidos directamente entre sf se
pueden reemplazar por -O- de manera que el &tomo de O se encuentra unido al grupo X
mediante al menos dos &tomos de C.

4, El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 3, donde B se selecciona de
ofilo, n-propilo, ter-butilo, 2-metilpropilo, 1,2-dimetilpropilo, 1,2,2-frimetilpropilo, 2-
fluoroetilo, 3-fluoropropilo, 3,3,3-rifluoropropilo, ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo,
ciclohexilo, 1-metilciclopentilo y 1-metilciclohexilo y un grupo seleccionado de:

LSS

8. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 4, donde B se selecciona de
stilo, n-propilo, ter-butilo, ciclopentilo, 1-metilciclopentilo, 2-flucroetilo o 3-fluocropropilo.

6. El compuesto de acuerdo con una 0 méas de las reivindicaciones anteriores,
en el cual X es O.

7. El compuesto de acuerdo con una o0 méas de las reivindicaciones anteriores,
en el cual X s NH.

8. El compuesto de acuerdo con una o més de las reivindicaciones anteriores,
en el cual R? es alquilo (Cas), cicloalquilo (Cs;) o alquil (C1a)-cicloalquilo (Cs7), estando



cada uno de los cuales sustituido opcionaimente con 1 a 3 sustituyentes seleccionados de
alquilo (C.).
.
9. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 8, donde R® se selecciona
de 1,1-dimetiletilo, ciclopentilo, ciclohexlo y 1-metilciclohexilo.

10. El compuesto de acuerdo con una o méds de las reivindicaciones anteriores,
en el cual L se selecciona de H, halégeno, CHs;, -OH, -OCH,, -OC;Hs, -OC3H;,
-OCH(CH,)2, -NHCH,, -NHC;Hs, -NHCsH;, -NHCH(CHj)s, -N(CHs)2, -N(CH,)CaHs, -
N(CH,)C3Hy7 y -N(CH3)CH(CHs)-.

11.  El compuesto de acuerdo con la reivindicacidn 10, donde L° se selecciona
de H, -OH, -OCHj halégeno y -N(CHs),,

12. El compuesto de acuerdo con la reivindicacidon 11, donde L° se selecciona
de H, -OH u -OCH,,

13. El compuesto de acuerdo con una o mas de las reivindicaciones anteriores,
en el cual L' y L2 se selecclonan cada uno independientements de: halégeno, -CH,, -C5Hs,
-OCHj, -OC;Hjs, -OC3H7, -OCH(CHjy)2, CF,, -SMe, -SOMe y SO;Me, por lo cual cualquiera
de L' o L?puede ser H.

14. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 13, donde cualquierade L'y
L? es -CHj, -F, -Cl, -Br, -OMe, -SMe, 0 -SO;Me y el otrode L' y L?es H.

15. E! compuesto de acuerdo con la reivindicacién 14, donde L' es CH,, -F,
-Cl, -Br, -OMe, -SMe 0 -SO.Me y L?es H.

16. El compuesto de acuerdo con una o més de las relvindicaclones anteriores,
en el cual L* se selecciona de H, -OH y -OCHy; y cualquiera de L' y L* es CH,, -F, -Cl, -Br,
-OMe, -SMe, 0 -SO;Me yelotrode L'y Les H.

17.  El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 16, donde L" se selecciona
de H, -OH y -OCHj; L' es CH, -F, -Cl, -Br, -OMe, -SMe 0 -SO,Me y L2as H.

18. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 17, donde L® se selecciona
de Hy -OCHj; L' es CH;, -Clo -Bry L?es H.
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19. El compuesto de acuerdo con una 0 mas de las reivindicaciones anteriores,
en el cual L° y L' estan unidos covalentemente para formar, junto con el residuo de

quinolina al cual estan unidos, un sistema anular que se selecclona de:

(R)q

donde cada R® es independientemente alquilo (Ci4) y L* se define como en la
reivindicacion 1.

20. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 19, donde L2es H o metilo.

21. El compuesto de acuerdo con una o mas de las reivindicaclones anteriores,
on el cual R? es R®, -NHCOR®, -NHCOOR™, -NHR* o -NHCONRYR®, donde
R* se selecciona de alquilo (C,.), cicloalquilo (Cs) y alquil (Cs.s)-cicloalquilo (Cs7), donde
cada uno de dichos grupos cicloalquilo y alquil-cicloalquilo puede estar mono-, di- o fri-
sustituido con alqullo (C1s); ¥
R* es H o R® seg(in se definid anteriorments; y
R® es H o metilo. -

22. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 21, donde R? es -NHCOR™,
-NHCOOR™ o -NHR*"

23. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 22 donde R® y R se
selaccionan independientemente de: metilo, etilo, n-propilo, Fpropilo, n-butilo, 1-
metilpropilo, 2-metlipropilo, ter-butilo, 2.2-dimetilpropilo, 1,1-dimetilpropilo, 1,2-
dimetilpropilo, 1,2,2-trimetlipropilo, ciclopropllo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo,
ciclopropilmetilo, ciclobutilmetilo, ciclopentilmetilo, ciclohexiimetilo, estando cada uno de
dichos grupos cicloalquilo o alquii-cicloalquilo opcionalmente mono- o di-sustituido con
metil o etilo.

24. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 23, donde R® y R* se
seleccionan independientementa de metilo, etilo, n-propilo, /propilo, 2,2-dimetilpropilo,
ciclopentilo y ciclopentiimetilo.

25. El compuesto de acuerdo con una o mas de las reivindicaciones anteriores,
en el cual R! es vinilo.

26. El compuesto de acuerdo con una 0 mas de [as reivindicaciones anteriores,
en el cual R® es hidroxi, NHSOz-metilo, NHSOetilo, NHSO-{1-metil)etlilo, NHSO-propllo,
NHSOz-ciclopropilo, NHSO,-CHz-ciclopropilo, NHSOz<ciclobutilo, NHSOx-ciclopentilo o
NHSOZfenilo.

27. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 26, donde RE es hidroxi.

28. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 26, donde R® es NHSO--
ciclopropilo.



29.° El compuesto de acuerdo con una o méas de las reivindicaciones anteriores,
on el cual R® es NHSON(R")RM), donde R™ y R™ se seleccionan Independientsmente
de H, alquilo (C..), cicloalquilo (Cs7), alquil (C,.s)-cicloalquilo (Cs7), fenilo y alquil (Cy.5)-
fenilo; donde dichos alquilo (C1.), cicloalquilo {Cs7), alqull {(C1.s)-cicloalquilo (Cs), fenilo y
alquil {Cis)-fenilo estin sustituidos opclonalmente con uno, dos o tres sustituyentes
seleccionados de halégeno, alquilo (Cy.g), hidroxi, ciano, O-alquilo (C..), -NH,, -NHalquilo
(C1.4), -N(alquilo (C1.4))2, <CO-NH,, -CO-NH-alquilo (C1.4), -CO-N(alquil {C14))2, -COOH y -
COO(C,.s)alquilo; 0

R" y R™ se unen, junto con el nitrbgeno al cual estdn unidos, para formar un
heterociclo monociclico de 5 o 6 miembros que puede ser saturado o no saturado, que
contiene opcionalmente de uno a ftres heterodtomos adicionales seleccionados
independientemente de N, S y O y sustituido opcionalmente con uno, dos o tres
sustituyentes seleccionados de halégeno, alquilo (Cys), hidroxl, ciano, O-alquilo (Ci4),
-NH;, -NHalquilo (C14), -N(alquil (Cy))2. -CO-NH,, -CO-NHalquilo {C,.), -CO-N(alquil (C;.
4))2. “COOH y —COOQalquilo (C.s).

30. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, donde

B s alquilo (Cas), cicloalquilo (Ca7) o alquil (Cy.s)-cicloalquilo (Ca7),

a) donde dichos alquilo, cicloalquilo y alquil-cicloalquilo pueden estar mono-,
di- o tri-sustituidos con alqullo (Cy.a); ¥

b) donde dichos alquilo, cicloalquilo y alqull-cicloalquilo pueden estar mono- o
disustituidos con sustituyentes selecclonados de hidroxi y O-alquilo (Ci4); ¥y

c) donde cada uno de dichos grupos alquilo puede estar mono-, di- o tni-
sustituido con filior 0 mono-sustituido con cloro o bromo; y

d) donde en cada uno de dichos grupos cicloalquilo que son de 5, 8 0 7
miembros, uno o dos grupos -CHz que no se encuentran unidos directamente entre sl se
pueden reemplazar por -O- de manera que el &tomo de O se encuentra unido al grupo X
mediante al menos dos atomos de C;

X 8s O o NH;

R' s alquilo (Cze) o cicloalqullc (Cs;), estando ambos sustituidos
opcionalmente con 1 a 3 sustituyentes seleccionados de alquilo (C1.4);

L° es H, -OH, -OCH,, halégeno o -N(CHa):;

L' y L? se seleccionan cada uno independientemente de: halégeno, -CHs, -C2Hs,
-OCH,, -OC;Hs, -OC3H;, -OCH(CH,);, CFy, -SMe, -SOMe y SO;Me, por lo cual cualquiera
de L' o L®puede ser H;

R? es R®, -NHCOR®, -NHCOOR?®, -NHR*' y -NHCONR™'R®,

donde
R™ se selecciona de alqullo (C,.), cicloalquilo (Cay), alquil (Css)-cicloalqullo (Cs+), donde
dichos cicloalquilo y alquil-cicloalquilo pueden estar mono-, di- o tri-sustituidos con alquilo
(Cra) y



R* es H 0 R™ segn se deflnié anteriormente; y

R* es H o metilo;

R' es etilo o vinilo; y

R® es hidroxi, NHSOzmetilo, NHSOetilo, NHSO,(1-metil)etilo, NHSOz
propllo, NHSOzciclopropilo, NHSO-CHz-ciclopropilo, NHSOciclobutiio, NHSO--
ciciopentilo 0 NHSOx-fenillo.

31. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 30, en el cual

B se selecciona de: etilo, n-propllo, fer-butllo, 2-metilpropilo, 1,2-dimetilpropilo,
1,2, 2-trimetilpropilo, 2-fluoroetilo, 3-flucropropilo, 3,3,3-triflucropropilo, ciclopropilo,
ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo, 1-metilciclopentiio y 1-metilciclohexilo y un grupo
seleccionado de:

L5 LA

R? se selecclona de 1,1-dimetlletilo, clclopentilo, ciclohexilo y 1-metilciclohexilo; L*
es H, -OH 0 -OCHj; L' es CH,, -F, -Cl, -Br, -OMe, -SMe, 0 -SO;Me; L es H;

R? es -NHCOR®, -NHCOOR® o -NHR¥, donde R® y R* se seleccionan
independientemente de metilo, etllo, n-propllo, ~proplio, 2,2-dimetilpropllo, ciclopentilo y
ciclopentiimetilo;

R' es vinilo; y R€ es hidroxi o NHSO-ciclopropllo.

32. El compuestio de acuerdo con la reivindicacién 31, donde B se selecciona
de etilo, n-propilo, fer-butllo, ciclopentilo, 1-metilciclopentilo, 2-flucroetilo y 3-flucropropilo;
R? se selecciona de 1,1-dimetiletilo y ciclohexilo; L® es H 0 -OCHg; L' es -CHj3, -Cl, 0 -Br;
L2 es H; y R es hidroxl.

33. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, de fdrmula

0
B\JOL N
H" o

donde B, L, L' y R? se definen como en la siguiente tabla
Comp. B L L [

1001 /k MeO- MeO- < ,ﬂ\k

Lo9 .



Rr

A~

MeO-

MeO-

Me-

Me-

Me-

Me-

MeO-

MaO-

MeO-

MeO-

MeO-

Me:zN-

Me;N-

MeN-

MeO-

MeO-

MeO-

1002

1003

1005

1006

1007

1008

1009

1010

1011

1012

1013

1014

1015

1016




ukl

U e RS N B Rl el [ e
g ¢ ¢ [ @ a.. i & [& & & & & |& &
ME B OB OB 8 [F B g8 [ B g [ g g[8

Comp.
1017

1018

1019

1020

1021

1022

1023

1024

1025

1026

1027

1028

1029

1030

1031




Qe

'*nj%

.\N
H

Me-

Cl

tBuO-

tBuO-

HO-

HO-

MeO-

MeO-

MeO-

MeO-

MeO-

MeO-

MeO-

MeO-

1032

1033

1034

1035

1036

1037

1038

1030

1040

1041

1044

1045

1046




-

.LHJ\OJ\

o
H

-

Me-

Cl

Cl

MeO-

MeO-

MeO-

MeO-

MeO-

MeO-

MeO-

MeO-

HO

HO

Comp.

1047

1049

1050

1051

1052

1053

1054

1055

1056

1057

1058

1059

1060

1081




S =
1083 @ ‘\HLJ\
1084 é A”M
1085 --\'ACF’ :::: '\u,ﬁ\/
1068 \E> \HJ\/
\( e I
LE- MeO- '.'\H j\/o
1070 - ::: \Hw
1071 g. | \HJ\/O
\( wee < LSO
Q= AR
ot R
1075 & - Aﬂj\"/’\
1076 k - Anj\O/L
\< e A

Lk



o

A“J\

.iHJ\
.4;”/’\
SN

AHJ\

.i.uioJ\

Ao
H_O

.SH,L

Ci

Ct

a

Cl

Cl

cl

Cl

Cl

MeO-

MeO-

MeO

MeO

EtO-

Comp.

1077

1078

1079

1080

1081

1082

1083

1084

1085

1086

1087

1088

1089

1090

1001

1002




Comp. B L L R
1093 EtO- Br 0
S AHJLOJ\
ro- B
1094 | Q- P r 'inj\/
1095 Ck Pro- Br .2
'\HJ\(
1098 O\ PrO- Br &H /l\
1087 q PrO- Br Kn ch)\ . J\
1098 <l H Br ) j\
N
1099 EF\/\ MeO- Br -in ,’\
1100 O\ MeO- Cl , jY
N
1101 O\ EtO- Me 0
LN
N
1102 EtO- M 0
CL. ) AHJ\/
1103 EtO- Me ,
A LA
1104 EtO- M
Q, S
1105 O\ MeO- CN ) J\
)
1106 O\ Br MeO- &H ,L
1107 q MeO- CN , j\/
. T
1108 F\/\ MeO- Br '.H /]\
AN
1108 NN MeO Br H




Comp. B L L R
1110 MeO- Br
], <A
- N
1111 ~~. MeO- Br
- '\NJ\
H
1112 MeO- Br
}/l__ -'\H/l\
1113 [Ro~_. | MeO- Br 0
’ .&u/"\/
1114 |~ ~.] W™eO Br 0
I'QHJI\/
1115 MeO- Br o
oO-..:z__ -\HJ\/
1116 ~— T~ MeO Br o
.-"\HJ\/
1117 " MeO Br 0
N-
1118 Fa~. MeO Br 0
' auloJ\
1119 NN MeO Br Q J\
.&HJLO
1120 N MeO Br 0
J LA
o N ]
1121 ~ . MeO Br 0
AHJ\O/L
1122 - MeO Br 9
— .&HJLO/L
1123 O\ MeO CN 0
-" l"'\ank
1124 O\ MeO CN 0
ANJK
1125 [K___ | MeO- Ci

GU>



Comp. B L L? R
CF, - cl
1126 e~ MeO < /]\
N
1127 L MeO Ci , ,I\
-’ A~
‘ N
1128 MeO Cl , J\
A
\( n
1129 MeO Ci , ,l\
- , 'l\
[ ) N
0
1130 NN MeO Cl ' J\
A
113 F/\/\‘,- MeO Cl . )\
™.
N
H
1132 ¥ MeO Cl . /]\
5 '_-\.
: \ N
1133 [~~~ | MeO o] I
o
L N
1134 [Fn .| MeO Ci 0
.aHJL/
1135 MeO Cl 0
1136 \( MeO Cl 0
o
N
1137 MeO Cl 0
s LA
o N
1138 N~ MeO Cl o
' A J\/
0
1139 M- MeO Ccl Q
o
N
1140 > MeO Cl 0
— .aan/
1141 [~ [ WeO c

,;HJOLO,L

4k
&



Comp. B iy LT R
1142 ; MeO Cl o
e A
N
H ) (+)
1143 N MeO Ci j"\ Iy
1144 \( MeO Cl o /L
A A
N
1145 MeO Cl o
® L A A
0 n °
1148 ~"~- | MeO cl 9
A
n i [
I
1148 ¥ MeO cl g
— LA
— H —o
1149 |~~~ | MeO Cl 0
A
uJY
1150 | S~ ~. | MeO Cl .
AN
H
1151 L— MeO Cl .
. '.'\
| I
1152 \( MeO Cl ,
A
> N
1153 [~ [ MeO Cl B
AN
H
1154 [ O~ [ MeO Br B
N
N
1155 L, MeO Br
‘ N
. o
1158 [ o~.. [ MeO Br %/

u9



Comp. B L® L ‘I}’
1157 H -SMe
O~ .aHJL/k
1158 H -SMe
1O~ AHJL,O
1159 O\ H -SMe \Hj\/
1160 O\ H -SMe \HJ\
1161 O\ H -SMe \H,ﬁ\/\
1162 O\ H -SMe ) Ir
'\u
1163 H -SM 0
O~ e NN
1164 O\. H -CF, , J\
'\u
1165 H -CF 0
O~ 3 NN
1166 H -CF N
O\ ’ A J\/
1167 O\- Cl Cl 'N 0
"\H
1168 Cl Cl 0
O\ .-KHJ\J(
1168 O\. Cl Cl \H J\
[+]
1170 O\ Cl Cl &u Jk/
17 & H SO;Me . J\
-" ™~
1172 O\ H -SOMe H




Comp. B LY L R
1173 O\ H Me- " j\
J -\H
1174 O\ H Me- " j\/
1175 H Me- Hc.
(O~ K
1176 O\- H Me- « J\
177 O\ H Me- -"'\:j\r
1178 O\ H Me- -i“ JOLO Iy
1179 O\ H -SOMe ;\H JLO /L
™ O\ " e .KHL
1181 O\ H -OMe . J\

34. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1, de formula

RI
L! N={
S

donde B, L°, L' y R? se definen como en la sigulents tabla

L-\@\«;)\,

(3]
s 1 L
AR
o HRO

Comp. # B iy L __R
2001 . MeO- Me-

é ""\Nj\k
2002 =T MeO- Me- ]

é '\HJ\

L



2005 é o o
2058 b oo o
2055 6 T T T~
- 6 i B .Lnj\
n é o | Ve y 0
<5 o Ve .
2675 é; oo Ve T
e e
S
S O R y T
T
kol I s
" %] T T . Ol
q oo |




e e e
2020 } MeO- Me -iu j\/o

35. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1, de fdrmula

B\JOL N
° N I ﬁ”
(o) NRO

donde B, W', W? y R? se definen como en la siguiente tabla

Comp. # B W W R2
3001 = O 0-
é .-;HJ\
3002 - -O- -O- O
b .iujvé
3003 -1 CH- -0- _
é <
3004 “r -CH- -O- ,
é L
3005 T -CHr -O- .
.
S :
30006 = CHz - L
& =
3007 é -CHz- -0- 'y
NH,

yls



Comp. # B W W RE_
3008 = CHr | O ',
A
S :
3000 = THr | © L
O ;
3010 = CHr | 0 | . j\/o
L
e :
3011 T -CHx- -CH- ,
A
6 njg/
3012 I -CH>- -CHx- Lo
O “
3013 o -CH -CH
S| &

38. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, de formula
RI

N=A

LI
0
B 0
\OJLN N ﬁ
H § OH
o 'NRr S

donde B, L°, L? y R? se definen como en Ia siguients tabla

Comp. # B L L7 RE
4001 - MeO- Me- .

é 4y
4002 = MeO- Me- )

5
4003 T MeO- Me- ,

é \Hj\/o
4004 I MeO- Me- ,

5
4005 - Me;N- Me- )

33 R




[{1’5\

l& /
p

Me-

Me-

MeO-

MeO-

MeO-

MeO-

MeO-

Me2N-

MeO-

MeO-

MeO-

MeO-

MeO-

" MeO-

Me-

Comp. #

4006

4008

4010

4011

- 4012

4013

4014

4015

4016




“* 37. El compuesto de acuerdo con la reivindicacidn 1, de férmula

Lﬂ

Soen

L
O
B
NN

R?
N={
S

@]
OH
(o]
(o) HRO

donde B, L®, L? y R? se definen como en la siguiente tabla

Comp. # B iy iy R
5001 I MeO- Me- e
N
5002 T MeO- Me- B
~
N
5003 T MeO- Me- , M
A
N
5004 I MeO- Me- L~
H
5005 T MeO- Me- ,
~~
é u
5006 =t MeO- Me- _ D
A
é i
5007 I MeO- Me- ' j\/o
' A
é i

38. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1, de férmula

O

o]
B
~o Ty N

(.'.iou

Rﬂ
L N={
<8

0

o
R
0

donde B, L°, L', L y R? se definen como en la siguiente tabla



MeO-

MsO- H

Comp. # B
8001

6004

6007

6010

6011

6012

6013

6014

68015




Comp. # B Lz L L R
6016 T Me | MeO- | Me . M
A
N
H
8017 I Br H Br , j\,
!'\
é M
6018 I Br H Br ,
é '{\N
H
6019 Br H cl , j\/
é A,
H
6020 Br H Ci o
A
él H

El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1, de férmula

Rﬁ
0
0
B
\OJLN N ﬁ
H § ] N,
o”N'RY so;R"

donde B, R®y R® se definen como en la sigulente tabla

Comp. # B RY RY
- s '
7001 6 o’b,:e,d w
7002 é ,ch;r:,c v,
7003 éj ﬂﬁ»?;:(i-< ""\‘——

40. Una composicion farmacéutica que comprende una cantidad anti-hepatitis
C efectiva para combatir virus de un compuesto de férmula | de acuerdo con una o mas
de las reivindicaciones 1 a 39 o una sal o éster aceptable para uso farmacéutico del
mismo, en mezcla con un medio de vehiculo o agente auxiliar aceptables para uso

farmacéutico.



.41. La composicién farmacéutica de acuerdo con la reivindicacién 40, que
comprende ademés una cantidad terapéuticamente efectiva de al menos otro agente
antiviral.

42. La composicién farmacéutica de acuerdo con la relvindicacion 41, donde
dicho agente antiviral es ribavirin.

43. La composicién farmacéutica de acuerdo con la relvindicacién 41, donde
dicho agente antiviral se selecciona de otro agente anti-VHC, un Inhibidor de VIH, un
inhibidor de VHA y un inhibidor de VHB. .

44. La composicién farmacéutica de acuerdo con la reivindicacion 43, donde
dicho otro agents ant-VHC se selecciona de agentes inmunomoduladores, otros
inhibidores de proteasa NS3 del VHC, inhibidores de la polimerasa del VHC e inhibidores
de otro blanco en el ciclo de vida del VHC.

45, La composicibn farmacéutica de acuerdo con la reivindicacion 44, donde
dicho agente inmunomodulador se selacciona de a-interferbn y c-interferén pegilado.

48. La composicidn farmacéutica de acuerdo con la reivindicacién 44, donde
dicho inhibidor de otro blanco en el ciclo de vida del VHC se selecclona de Inhibldores de:
helicasa, proteasa NS2/3 y sltio interno de entrada del ribosoma (IRES).

47. Compuesto de férmula |, incluyendc una sal o éster aceptable para uso
famacéutico del mismo, de acuerdo con una o més de las reivindicaciones 1 a 39, util
para la fabricacién de un medicamento para el tratamiento o prevenciéon de infeccién viral
de hepatitis C en un mamifero opcionalmente en combinacién con al menos otro agente
antiviral.

48. Un articulo de fabricacién que comprende material de embalaje contenido
en el mismo, que 8s una composicién efectiva para el tratamiento de una Infeccién por
VHC o para Inhibir la proteasa NS3 del VHC y el material de embalaje comprende un
rétulo que indica que la composicion se puede emplear para tratar la infeccién por el virus
de la hepatitis C, y donde dicha composicién comprende un compuesto de formula (I) de
acuerdo con una o més de las reivindicaciones 1 a 39 o una sal o éster aceptable para
uso farmacéutico de! mismo.

COLO 09255 841 030 1
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