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Re: Expediente No. 06.017.702 
Solicitud de patente a nombre de Astex Therapeutics Limited 

Yo, DILIA RODRIGUEZ D’ALEMAN, identificada como aparece al pie de mi 
firma, domiciliada en la carrera 11 No. 86-53, piso 6, obrando como apoderada 
sustituta de la sociedad Astex Therapeutics Limited, domiciliada en 
Cambridge, Remo Unido, como lo acredita el documento de sustitución de poder 
adjunto, solicitante de la patente de la refetencia, en respuesta al oficio No. 8750 
notificado por fijación en lista el 41 de julio de 2009, relacionado con ci concepto 
tØcnico de fondo No. 2501, cuyo tØrmino fue prorrogado mediante escrito 
radicado ci 06 de octubre de 2009, me permito manifestar: 

1. Con fundamento en la facultad que confiere el artIculo 34 de la 
Decision 486 al solicitante para modificar la solicitud de patente en cualquier 
momento del trÆmite, presento junto con este memorial un nuevo capItulo 
reivindicatorio con el cual se subsanan las objeciones presentadas a la 
patentabilidad de la solicitud.. - 

En cuanto a estas modificaciones, me pennito decir que las mismas no amplian 

de ninguna manera la materia objeto de la presente solicitud y se realizaron con ci 

Ænimo de superar las objeciones de patentabilidad, planteadas por el examinador 
en su concepto tØcnlco. 

2. Excepciones a la patentabilidad 

El examinador objeta la patentabilidad de las reivindicaciones 98-102, 104-107, 

109, 110 y 114 pot tratarse de reivindicaciones de mØtodo de tratamiento. Con ci 

fin de subsanar dicha objeción, el solicitante modifica la reivindicaciOn I y 
elimina las demÆs reivindicaciones.. 

3. Reivindicaciones de uso 

El examinador objeta las reivindicaciones 1-3, 89, 90, 94, 95, 103 y 105 pot 
V T). ..1 
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reivindicatorio adjunto no contiene tales reivindicaciones y la reivindicación 1 ha 
sido modificada. 

4. Nivel Inventivo 

El examinador objeta la altura inventiva de los compuestos de la presente 
solicitud a la luz de las anterioridades Dl a D3, argumentando que "[..] una 
persona medianamente versada en ia materia estaria en capacidad de tomar cualquiera de los 
documentos citados, especialmente D3 j proceder a sinteti<ar los compuestos de lo presente 
solicitud con la e.cpectativa de que los compuestos resultantes tambiØn fueran inhibidores de 
protemna kinasa(sp)." Al respecto ci solicitante quisiera anotar lo siguiente. 

En primer lugar, la vasta mayorIa de los ejemplos de Dl son compuestos donde 
los sustituyentes 3- y 4-pirazol juntos forman un anillo fusionado, en otras 
palabras un indazol. Por lo tanto, las enseæanzas de este documento se alejan de 
los compuestos de la presente solicitud donde los sustituyentes 3- y 4- son 
diferentes. AsI mismo, la anterioridad no proporciona ningün dato que confirme 
que los compuestos all divulgados posean actividad sobre ci CDK2, por lo tanto 
no es claro como el tØcnico con habilidad ordinaria en la materia podrIa realizar 
las sustituciones esperando que los compuestos resultantes tuvieran la actividad 
reclamada, como lo afirma de manera categórica ci examinador. 

En segundo iugar, la anterioridad D2 comprende un sustituyente Sp ci cual 
comprende grupos separadores que consisten de un anillo heteroatómico de 
cinco miembros donde A y Qr2 estÆn unidos a dicho Sp en posiciones no 
adyacentes. Esto es diferente a la presente solicitud donde los grupos se 
encuentran en posiciones adyacentes. La formula no indica una sustitución dobie 
3,4- sobre ci anillo de 1H-pirazol 

En tercer iugar, los compuestos de la anterioridad D3 presentan grupos en la 
posiciOn 4 que son sustancialmente diferentes a los de la presente solicitud. Dc 
iguai manera, nada en d2 demuestra que dichos compuestos tengan la misma 
actividad que los de la solicitud ene Studio. Por lo que ia aflrmación del 
examinador respecto a Ia expectativa del tØcnico con habilidad ordinaria en la 
materia de que, tras realizar las sustituciones correspondientes, los compuestos 
tengan Ia misma actividad carece de fundamento y es, a todas iuces, una 
conciusiOn de un anÆlisis retrospectivo de la solicitud. 

Pot lo tanto, en vista de lo anterior, para cualquier tØcnico con habilidad 
ordinaria habrIa sido ciaro a simple vista que las diferencias entre los compuestos 
de la presente solicitud son lo suficicntementc significativas como para set poco 
obvias. No es claro exactamente de que manera o porque motivos dicho tØcmco 
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de que los compuestos resultantes tuvieran la actividad reclamada. 

Es particularmente notoria la afitmación hecha por ci examinador respecto a la 
actividad de los compuestos de la presente solicitud ya que la misma solo serla 
obvia a partir de un anÆlisis retrospectivo de la solicitud. Ninguno de los 
documentos del arte previo ensefla o sugiere ilevar a cabo las sustituciones que 
para ci examinador resuitan obvias, menos aün que los aiguno de los compuestos 
de Dl - D3 posean la actividad reclamada. 

Por ithimo, al solicitante no le resulta claro exactamente de que manera puede el 
tØcnico con habilidad ordinaria en la materia derivar que modificar las molØculas 
del arte previo derivarla en un cambio en la actividad biológica de las mismas. De 
igual manera, es evidente que las afirmaciones del examinador carecen de 
sustento ya que ningün documento citado ensefla o sugiere agregar un 
sustituyente X en la posición 4 del anillo de pirazoi, sustituyente definido como 
R1-ANR4 de acuerdo con las reivindicaciones 1 y 2 del capItulo adjunto. Pot 
todas las razones expuesta, ci claro que ci examinador llevó a cabo un anÆlisis 
rctrospcctivo de la solicitud, razón por la cuai puede aseverar sin evidencia aiguna 
que "[...] una persona medianamente versada en la materia estarla en capacidad de tomar 
cualquiera de los documentos citados, especialmente D3 jproceder asintetiZar los compuestos de 
la presente solicitud con la epectativa de que los compuestos resultantes tambiØn fueran 
inhibidores deproteIna kinasa(sp)." 

En resumen, me permito decir que gracias a las modificaciones expucstas en ci 
punto 1 de este memorial y los argumentos antcriormentc mcncionados, la 
presente solicitud cumpic cabalmente con los requisitos de claridad, 
patcntabilidad y aitura inventiva respecto al proceso expuesto en ci capItulo 
reivindicatorio adjunto. Pot lo tanto, so]icito comedidamente a cse despacho se 
sirva reconocer estos requisitos y conceder ci privilcgio de patente dc invcnción a 
la solicitud en cstudio. 

Pot 61timo, solicitamos a ese despacho pronunciarse en rclación con todos los 
argumentos presentados en cstc memorial dando estricta aplicación al principio 
del dcbido proceso consagrado en ci artIculo 29 de la Constitución Nacional. Dc 
igual forma, si ci examinador considcra que subsistcn razones para objctar la 
presente invención ruego expedir otto examen dc fondo con los debidos 
motivos y razones que sustenten su objcción con ci fin dc que mi mandantc 
tenga la posibilidad de exponer sus argumentos con base en la interpretación de 
los artIculos 45 de la Decision 486 -el cuai otorga la facultad al examinador para 
cmitir los cxÆmencs dc fondo-, 35 y 59 del Código Contencioso Administrativo 
que seflala que: "habiØndose dado oportunidad a los interesadospara epresar sus opiniones, 

con base en las pruebas e informes disponibles, setornara la decision que serd motivada al 
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Esta se motivard en sus aspectos de hechoj de derecho, j en los de conveniencia si es el caso ’ 
respectivamente (el subrayado es nuestro). 

- ILIA ROD1JGUEZ D’ LEMAN 
CC. 41.654.88

 
de Bogota 

TP 20824 - 
Cod. 008 
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SERORES 

SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO 

DIVISION DE NUEVAS CREA ClONES 

E. S. D. 

REF EXPEDLENTE No. 06.017.702 
SOLICITUD DE PATENTE A NC)MBRE 
THERAPEUTICS LIMITED 

DE ASTEX 

Yo, JIMENA ESCOBAR URIBE, identificada como aparece al pie de ml 

firma, domicillada en la Carrera 11 No. 86-53 Piso i6, atentamente digo a 

usted que sustituyo el poder con que obro a la doctora DILIA RODRIGUEZ 

D ALEMAN, domiciliada en Bogota, D.C., poradora de la tarj eta 

profesional No. 20.824, con las mlsmas facultade§ con que me fueron 

conferidas para este caso. 

JIlqEN S ?"E 

C.C. 39.779.452 de UsaquØn 

T.P. 68.228 

Acepto sustitución 

DIUA RODRIGUEZ D ALEMAN 

C.C. 41.654.882 de Bogota 

T.P. 20.824 



REIVINDICACIONES 

1. Una composición farmacØutica que comprende un compuesto quetiene 
la formula (Ta): 

R2y3 

(Ia) 

o sales o tautómeros o N-óxidos o solvatos del mismo; 
en donde 
X es un grupo R1-A-NW-; 

A es Ufl enlace, CO, NR(C�O) u O(C0) en donde Rg es hidrOgeno o 
hidrocarbio C1 opcionalmente sustituido pot hidroxi o alcoxi C14; 

Y es un enlace o una cadena de aiquileno de 1, 2 6 3 Ætomos de carbono en 
longitud; 

R1 es un grupo carbocIcico o heterocIcico que tienen desde 3 hasta 12 
miembros pot anillo; en donde el grupo carbocIdico o heterocIdico esta sin 
sustituir o sustituido pot uno mÆs grupos R1° sustituyentes; 0 Ufl grupo 
hidrocarbio C18 opcionalmente sustituido pot uno o mÆs sustituyentes 
seleccionados de fluor, hidroxi, hidrocarbioxi C1, amino, mono-o di-
hidrocarbilamino C14, y grupos carbocIcicos o heterocIcicos que tienen desde 3 
hasta 12 miembros pot anillo en donde el grupo carbocIcico o heterocIclico esta 
sin sustituir o sustituido pot uno o mÆs grupos R1° sustituyentes, y en donde 16 
2 de los Ætomos de carbono del grupo bidrocarbio pueden set opcionalmente 
reemplazados pot un Ætomo o grupo seleccionado de 0, S, NH,SO,S02; 

R2 es hidrógeno; halógeno; alcoxi C14; o un grupo hidrocarbio C14 
opcionalmente sustituido pot halógeno, hidroxil  o alcoxi C14; 

R3 es seleccionado de hidrógeno y grupos carbocIdicos y heterocIcicos 
que tienen desde 3 hasta 12 miembros pot anillo en donde ci grupo carbocIdico 
o heterocIcico esta sin sustituir o sustituido pot uno o mÆs rupos R1° 
sustituyentes; y 

R4 es hidrógeno o un grupo hidrocarbio C1-4 opcionalmente sustituido pot 
halógeno, hidroxil o alcoxi C1. 

R1° se selecciona de halógeno, hidróxi, trifluorometil, ciano, nitro, carbóxi, 
amino, mono- óxi-hidrocarbilamino C14, grupos carbocIdicos y heterocIcicos 
que tienen de 3 a 12 miembros de anillo, un grupo RaRb en donde R es un 
enlace, 0, CO. X1C(X), C(X)X1, X1C(X)X1, 5, SO, SO2, NRC, SO2 NW o NRC 

SO2; y Rb se selecciona de hidrogeno, grupos carbocIcicos y heterocIdicos que 
tienen de 3 a 12 miembros de anillo, y un grupo hidrocarbio C1 opcionalmente 
sustituido pot uno o mas sustituyentes seleccionados de hidróxi, oxo, halógeno, 
ciano, nitro, carbOxi, amino, mono-odi-hidrocarbilamino C141 grupos 
carbocIcicos y heterocIdicos que tienen de 3 a 12 miembros de anillo y en donde 
uno o mas Ætomos de carbono del grupo hidrocarbio C18 puede opcionallmente 
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se selecciona de hidrogeno e hidrocarbio C1; y 

X1 es 0, S o NW, y es 0, S o NRC. 

Y con la condición de que cuando ci grupo sustituyente R1° comprende o inciuye 
un grupo carbocIcico o heterocIcico, dicho grupo carbocIdico o heterocIcico, 
dicho grupo carbocIdico o heterocIcico puede estar sin sustituir o puede estar 
sustituido pot grupos R10 y en donde (a) tales sustituyentes R1° adicionales 
incluyen grupos carbocIdico o heterocIdico, los cuales a su vez no se encuentran 
sustituidos; o (b) dichos sustituyentes adicionales no incluyen grupos carbicIcicos 
o heterocIcicos pero se seleccionan de los grupos dados arriba para la definición 
de R10; 

Junto con un portador farmacØuticamente aceptable. 

2. Un compuesto de la formula (Ib): 

R2y3 

H (Ib) 

o sales o tautómeros o N-óxidos o solvatos del mismo; 
en donde 
X es un grupo R1-A-NR4-; 
A es un enlace, CO3 NR(C=Q) ii 0(C0) en donde Rg es hidrógeno o 

hidrocarbio C1 opcionalmente sustituido pot hidroxi o alcoxi C14; 
Y es un enlace o una cadena de aiquileno de 1, 2 ó 3 Ætomos de carbono 

en longitud; 
R1 es un -runo carbocIdico o heterocIcico aue tiene desde 3 hasta 12 

miembros pot anillo en donde ci grupo carbocIdico o heterocIdico esta sin 
sustituir o sustituido pot uno o mÆs grupos R1° sustituyentes; o un grupo 
hidrocarbio C18 opcionalmente sustituido pot uno o mÆs sustituyentes 
seleccionados de fluor, hiciroxi, hidrocarbioxi C14, amino, mono- o di-
hidrocarbil2mino C1, y grupos carbocIcicos o heterocIdicos que tienen desde 3 
hasta 12 miembros pot anillo en donde ci grupo carbocIc]ico o heterocIcico esta 
sin sustituir o sustituido pot uno o mÆs grupos R1° sustituyentes, y en donde 1 ó 
2 de los Ætomos de carbono del grupo hidrocarbio pueden set opcionalmente 
reemplazados pot un Ætomo o grupo seieccionado de 0, S, NH, S0502; 

es hidrógeno; halógeno; alcoxi C14; o un grupo hidrocarbio C14 
opcionalmente sustituido pot halOgeno o alcoxi C14; 

R3 es seleccionado de grupos carbocIclicos y heterocIclicos que tienen 
desde 3 hasta 12 miembros pot anillo en donde ci grupo carbocIclico o 
heterocIcico esta sin sustituir o sustituido pot uno o mÆs grupos R1° 
sustituyentes; y 

R4 es hidrógeno 0 un grupo hidrocarbio C14 opcionalmente sustituido pot 
haiogeno, hidroxil o alcoxi C1.. 

R10 se seiecciona de halógeno, hidróxi, trifluorometil, ciano, nitro, carbóxi, 
amino, mono- óxi-hidrocarbilamino  C1, grupos carbocIdicos y heterocIdicos 
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enlace, 0, GO, X1C(X), C(X)X1, X1C(X)X1, 5, SO, 502, NW, SO2 NR’ o NRC 
SO2; y Rb se selecciona de hidrogeno, grupos carbocIcicos y heterocIdicos que 
tienen de 3 a 12 miembros de anillo, y un grupo hidrocarbio C18 opcionalmente 
sustituido pot uno o mas sustituyentes seleccionados de hidróxi, óxo, halógeno, 
ciano, nitro, carbóxi, amino, mono-odi-hidrocarbilamino C14, grupos 
carbocIdicos y heterocIdicos que tienen de 3 a 12 miembros de anillo y en donde 
uno o mas Ætomos de carbono del grupo hidrocarbio C18 puede opcionalmente 
set reemplazado pot 0, S, SO, SO2, NR, X1C(X, C(XX10 X1C(X)X1; 

RC se selecciona de hidrogeno e hidrocarbio C14; y 
Xl es 0, S o NRC, y X2 es 0, =S o=NW. 

Y con la condición de que cuando el grupo sustituyente R10 comprende o 
incluye un grupo carbocIclico o heterocIdico, dicho grupo carbocIcico o 
heterocIdico, dicho grupo carbocIdico o heterocIdico puede estar sin sustituir o 
puede estar sustituido pot grupos R10 y en donde (a) tales sustituyentes R1° 
adicionales incluyen grupos carbocIcico o heterocIcico, los cuales a su vez no se 
encuentran sustituidos; o (b) dichos sustituyentes adicionales no incluyen grupos 
carbicIcicos o heterocIcicos pero se seleccionan de los grupos dados arriba para 
la definición de R10. 

3. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 2 en donde A es C0. 

4. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 2 o la reivindicación 3 
en donde R4 es hidrógeno. 

5. Un compuesto de acuerdo con cualqæiera de las reivindicaciones 2 a 4 
en donde Wes hidrógeno o metil, preferiblemente hidrógeno. 

6. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 2 a 5 
en donde Y es un enlace. 

7. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 2 a 5 
en donde Y es una cadena de alquileno que contiene 16 2 Ætomos de carbono (p. 

8. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 5 a 7 
en donde R1 es un grupo carbocIcico o heterocIdico que tiene desde 3 hasta 12 
miembros pot anillo (p. ej., 5 a 10 miembros pot anillo) en donde el grupo 
carbocIcico o heterocIcico esta sin sustituir o sustituido pot uno o mÆs grupos 
R’° sustituyentes. 

9. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 2 a 7 
en donde R1 es un grupo hidrocarbil C14 (p. ej., un grupo hidrocarbil C14 
opcionalmente sustituido, tal como un grupo hidrocarbil C4 hidroxi-sustiuido) 
opcionalmente sustituido pot uno o mÆs sustituyentes seleccionados de fluor, 
hidroxi, hidrocarbioxi C14, amino, mono-o di-hidrocarbilamino C141 y grupos 
carbocIdicos o heterocIcicos que tienen desde 3 hasta 12 miembros pot anillo, y 
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en donde 1 ó 2 de los Ætomos de carbono del grupo hidrocarbio pueden set 
opcionalmente reemplazados pot un Ætomo o grupo seleccionado de 0, S, NH, 

so, so2. 

10. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 9 en donde R1 es un 
grupo hidrocarbio C14 (p. ej., metil o etil, preferiblemente metil) sustituido pot 
un grupo carbocIcico o heterocIdico que tiene desde 3 hasta 12 miembros pot 
anillo (p. ej., desde 5 a 10 miembros pot anillo). 

11. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 8 a 10 
en donde los grupos carbocIcicos y heterocIcicos son monocIcicos. 

12. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivinclicaciones 8 a 10 
en donde los grupos carbocIclicos y heterocIcicos son bicIcicos. 

13. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 11 o 12 en donde los 
grupos monocIcicos o bicIcicos son grupos arilo. 

14. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 13 en donde ci grupo 
arilo es un grupo fenilo insustituido. 

15. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 11 o la reivindicación 
12 en donde los grupos monocIcico o bicIclico son grupos heteroarilo. 

16. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 15 en donde el grupo 
heteroarilo contiene hasta 4 heteroÆtomos (pot ejemplo hasta 3 heteroÆtomos) 
seleccionado de nitrógeno, azufre y oxIgeno y es seleccionado de anillos 
monocIdicos de 5 miembros, anillos monocIcicos de 6 miembros, grupos 
bicIcicos fomados pot anillos fusionados de 5 y 6 miembros y grupos bicIcicos 
formados pot dos anillos fusionado de 6 miembros. 

17. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 16 en donde el grupo 
heteroarilo es seleccionado de furanil (p. ej., 2-furanil o 3-furanil), indolil (p. ej., 
3-indolil, 6-indolil), 2,3-dihidro-benzo[1,4] dioxinil (p. ej., 2,3-dihidro-benzo 
[1,4]dioxin-5-il), pirazolil (p. ej., pirazoi-5-il), pirazolo [1, 5-a] piridinil (p. ej., 
pirazolo[1, 5-a] piridin-3-il), oxazolil (p. ej., ), isoxazolil (p. ej., isoxazol-4-il), 
piridil (p. e)., 2-piridil, 3-piridil, 4-piridil), quinolinil (p. ej., 2-quinolinil), pirrohl (p. 
e)., 3-pirrolil), imidazolil y tienil (p. ej., 2-tienil, 3-tienil). 

18. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 16 en donde el grupo 
heteroarilo es seleccionado de piridil, pirro]il, furanil, tienil, imidazolil, oxazolil, 
oxadiazohi, oxatriazo]ii, isoxazolil, tiazo]iI, isotiazolil, pirazo]il, pirazinil, 
piridazinil, pirimidinil, triazinil, triazolil, tetrazolil, quinolinil, isoquino]inil, 
benzfuranil, benztienil, cromanil, tiocromanil, benzimidazohl, benzoxazohl, 
benzisoxazol, benztiazolil y benzisotiazol, isobenzofuranil, indolil, isoindo]il, 
indolizinil, indolinil, isoindolinil, purinil (p. ej., , adenina, guanina), indazolil, 



benzodioxolil, cromenil, isocromenil, isocromanil, benzodioxanil, quinolizinil, 
benzoxazinil, benzodiazinil, piridopiridinil, quinoxalinil, quinazolinil, cinnolinil, 
ftalazinil, nafiiridinil y pteridinil. 

19. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 18 en donde ci grupo 
heteroarilo es seleccionado de indolil, tetrazolil, piridil, triazolil, oxazolil, 
imidazolil, furanil, tienil, quinolinil, pirrolil y pirazinil. 

20. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 11 o la reivindicación 
12 en donde los grupos monocIcico o bicIcico son grupos no aromÆticos. 

21. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 20 en donde los 
grupos no aromÆticos son grupos heterocIcicos (p. ej., son grupos monocIcico) 
que contiene 1, 2, 3 ó 4 (preferiblemente 1 ó 2) miembro de anillo de 
heteroÆtomo seleccionado de nitrógeno, oxIgeno y azufre. 

22. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 20 en donde los 
grupos no aromÆticos son seleccionadoss de: 

(i) grupos carbocIdicos tal como grupos cicloalquilo monocIcicos 
insustituidos o sustituidos, por ejemplo ciclopropil, ciclobutil, ciclopentil, 
ciclohexil y cicloheptil (particularmente ciclopropil, ciclobutil, ciclopentil y 
ciclohexil, p. ej., ciclopropil y ciclohexil); 
(ii) grupos heterocIcico monocIdicos de 5, 6 y 7 miembors tal como 
morfolino, piperidino (p. ej., 1-piperidinil, 2-piperidinil 3-piperidinil y 4-
piperidinil), pirrolidino (p. ej., 1-pirrolidinil, 2-pirrolidinil y 3- pirrolidinil), 
pirrolidona, iiran (2H-piran o 4H-piran), dihidrotiofen, dihidropiran, 

dihidrofuran, dihidrotiazol, tetrahidrofuran, tetrahidrotiofen, dioxan, 

tetrahidropiran (p. ej., 4- tetrahidro piranil), imidazolino, imidazolidinona, 
oxazolino, tiazolino, 2-pirazo]ino, pirazolidino, piperazino, y N-alquil 

piperazinos tal como N-metil piperazino; 
(iii) tiomorfolino y su S-óxido y S, S-dióxido (particularmente 
tiomorfolino); y 
(iv) N-alquil piperidinos tal como N-metil piperidino. 

23. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 20 en donde los 

grupos heterocIcicos son seleccionadoss de morfolino, piperidino, pirrolidino, 

pirrolidona, piran, dihidrotiofen, dihidropiran, dihidrofuran, dihidrotiazol, 

tetrahidrofuran, tetrahidrotiofen, dioxan, tetrahidropiran, imidazolino, 

imidazolidinona, oxazo]ino, tiazolino, pirazolino, pirazolidino, piperazino, y N-

aiquil piperazinos tal como N-meiil piperazino, y en particular son 

seleccionadoss de piperidino, N-metil piperazino, morfolino y imidazolidinona. 

24. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 8 a 23 

en donde los grupos carbocIc]icos y heterocIcicos son sustituidos por uno o 

mÆs (p. ej.,1 6 2 ó 3 6 4) grupos susitituyentes R1° seleccionado de halógeno, 

hidroxi. trifluorometiL ciano, nitro, carboxi, amino, mono- o di-hidrocarbilamino 



C1, grupos carbocIdicos y heterocIcicos que tienen desde 3 hasta 12 miembros 
pot anillo; un grupo RaRb en donde R es un enlace,O, CO, X1C (X), C (X)X1, 
X1C(X)X1, S, SO, SO2, NRC, SO2NRC o NRCS02 ; y R’ es seleccionado de 
hidrógeno, grupos carbocIcicos y heterocIclicos que tienen desde 3 hasta 12 
miembros pot anillo, y un grupo hidrocarbilo C18 opcionalmente sustituido pot 
uno o mâs sustituyentes seleccionados de hidroxi, oxo, halógeno, ciano, nitro, 
carboxi, amino, mono- o di-hidrocarbilamino C141 grupos carbocIcicos y 
heterocIdicos que tienen desde 3 hasta 12 miembros pot anillo y en donde uno 
o mÆs Ætomos de carbono del grupo hidrocarbilo C18 pueden set reemplazados 
pot 0, S, SO,S02,NRC, X1C (X), C(X)X1 o X1C (X) X1; 

RC es seleccionado de hidrógeno e hidrocarbio C14; y 
X1es0,S oNRCyX2es=0,=So=NR. 

25. Un compuesto de acuerdo con la reivrndicación 24 en donde los 
grupos susitituyentes R1° son seleccionados del grupo R10 que consiste de 
halógeno, hidroxi, trifluorometil, ciano, nitro, carboxi, un grupo RaRb en donde 

es un enlace,0, GO, X3C (X4), C(X4) X3, X3C (X4) X3, S, SO, o SO2, y Rb es 
seleccionado de hidrógeno y un grupo hidrocarbio C18 opcionalmente sustituido 
pot uno o mÆs sustituyentes seleccionados de hidroxi, oxo, halógeno, ciano, 
nitro, carboxi y grupos carbocIcicos no aromÆticos monocIcicos o heterocIcicos 
que tienen desde 3 a 6 miembros pot anillo; en donde uno o ma’s Ætomos de 
carbono del grupo hidrocarbil C18 pueden set reemplazados pot 0, 5, SO, SO2, 
X3C(X), C(X) X3 o X3C(X4)X3; X3 es 0 o S; y X4 es =0 o S. 

26. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 25 en donde los 
sustituyentes son seleccionados de halógeno, hidroxi, trifluorometil, un grupo R-
Rb en donde R es un enlace ii 0, y Rb es seleccionado de hidrógeno y grupo 
hidrocarbio C1-4 opcionalmente sustituido pot uno o mÆs sustituyentes 
seleccionados de hidroxil, halógeno (preferiblemente fluor) y grupos 
carbocIcicos y heterocIclicos saturados de 5 y 6 miembros. 

27. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 24 a 
26 en donde R1 es un anillo de fenilque tiene 1, 2 ó 3 sustituyentes localizados en 
las posiciones 2-, 3-, 4-, 5- 6 6- al rededor del anillo. 

28. Un compuesto de acuerdo con hi reivindicación 27 en donde el grupo 
fenil es 2-monosustituido, 3-monosustituido, 2,6-disustituido, 2,3-disustituido, 
2,4-disustituido 2, 5-disustituido, 2,3, 6-trisustituido o 2,4, 6- trisustituido. 

29. Un compuesto de acuerdo con hi reivindicación 28 en donde el grupo 
fenil es: 

(i) monosustituido en la posición 2-, o disustituido en las posiciones 2-y 
3-, o disustituido en las posiciones 2- y 6- con sustituyentes seleccionados 
de fluor, cloro y RaRb, donde R es 0 y Rb es alquil C14; o 
(ii) monosustituido en la posición 2 con un sustituyente seleccionado de 
fluinr: cloro: alcoxi C1 opcionalmente sustituido pot uno o mÆs Ætomos de 



fluor; o disustituido en las posiciones 2- y 5 con sustituyentes 
seleccionados de fluor, cloro y metoxi. 

30. Un compuesto de acuerdo con cuaiquiera de las reivindicaciones 2 a 29 
en donde A es CO y R1-CO- es seleccionado de los grupos enlistados en la Tabia 
1 en la presente, particularmente los grupos J, AB, AH, AJ, AL, AS, AX, AY, AZ, 
BA, BB, BD, BH, BL, BQ y BS, y mÆs particularmente los grupos AJ, AX, BQ, 
BS y BAT, y preferiblemente los grupos AJ y BQ. 

31. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 2 que tiene la formula 
(II): 

0 

NH 

- RLLJLY3 

N-N H 
H 

(II) 

en donde R1, R2, R3 y Y son son como se denieron en cualquiera de las 
reivindicaciones 2 a 30. 

32. Un compuesto de acuerdo con la reivindicaciOn 31 en donde R1 es 
seleccionado de: 

(i) fenil opcionalmente sustituido pot uno o mÆs sustituyentes (p. ej., 1, 2 o 
3) seleccionado de fluor; cloro; hidroxi; grupos heterocIdicos saturados de 5 y 6 
miembros que contienen 1 o 2 heteroÆtomos seleccionados de 0, N y S, siendo 
los grupos heterocIcicos opcionalmente sustituidos pot uno o ma’s grupos alquilo 
Cl-,; hidrocarbioxi C14; e hidrocarbil C14; en donde ci hidrocarbil Cl-, y los 
grupos hidrocarbiloxi C14 son opcionalmente sustituidos pot uno o mÆs 
sustituyentes escogidos de hidroxi, fluor, alcoxi C12, amino, mono y di-
alquilaminoC1, fenil, halofenil, grupos carbocIcicos saturados que tienen 3 a 7 
miembros por anillo (mÆs preferiblemente 4, 5 ó 6 miembros por anillo, p. el., 5 
o 6 miembros pot anillo) o grupos heterocIdicos saturados de 5 o 6 miembros 
pot anillo y que contienen hasta 2 heteroÆtomos seleccionados de 0, S y N ; o 
2,3-dibidro-benzo[1, 4dioxin ; o 

(ii) un grupo heteroaril monocIcico que contiene uno o dos heteroÆtomos 
seleccionados de 0, S y N; o grupo heteroarilo bicIc]ico que contiene a 
heteroÆtomo sencillo seleccionado de 0, S y N; los grupos heteroarilo 
monocIcico y bicIclico sinedo cada uno opcionalmente sustituido por uno o mÆs 
sustituyentes seleccionados de fluor; cloro; hidrocarbioxi C13; e hidrocarbil C13 
opcionalmente sustituido por hidroxi, fluor, metoxi o un grupo heterocIcico o 
catbocIdico saturado de cinco o seis miembros que contiene hasta dos 
heteroÆtomos seleccionados de 01 S y N; 

(iii) un grupo cicloalquilo sustituido o insustituido que tienen desde 3 a 6 
miembros por anillo; y 



(iv) un grupo hidrocarbilo C1-4 opcionalmente sustituido pot uno o mÆs 
sustituyentes seleccionados de fluor; hidroxi; hidrocarbioxi C14; amino; mono-o 
di-hidrocarbilamino C14; y grupos carbocIdicos o heterocIdicos que tienen desde 
3 hasta 12 miembros pot anillo, y en donde uno de los Ætomos de carbono del 
grupo hidrocarbio puede set opcionalmente reemplazado pot un âtomo o grupo 
seleccionado de 0, NH, SO y S02-

33. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 32 en donde R1 es 
seleccionado de grupos susitituyentes (i) donde (i) consiste de fenil 
opcionalmente sustituido pot uno o mÆs sustituyentes seleccionados de fluor; 
cloro; hidroxi; hidrocarbiloxi C13 ; e hidrocarbil C13 en donde ci grupo 
hidrocarbil C13 es opcionalmente sustituido pot uno o mÆs sustituyentes 
escogidos de hidroxi, fluor, alcoxi C12, amino, mono y di- aiquilamino C14, 
grupos carbocIdicos saturados que tienen 3 a 7 miembros pot anillo (mÆs 
preferiblemente 4, 5 6 6 miembros pot anillo, p. cj., 5 o 6 miembros pot anillo) o 
grupos heterocIcicos saturados de 5 o 6 miembros pot anillo y que contienen 
hasta 2 heteroÆtomos seleccionados deO, S y N. 

34. Un compuesto de acuerdo con la reivinclicación 32 o la reivindicación 
33 en donde R1 es seleccionado de los grupos susitituyentes (i), (ii) y (iii). 

35. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 32 o la reivindicación 
33 en donde R1 es seleccionado del grupo de sustituyentes (i). 

36. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 35 en donde R1un 
grupo fenil insustituido o un grupo fenil 2-monosustituido, 3-monosustituido, 2,3 
disustituido, 2,5 disustituido o 2,6 disustituido o 2,3-clihidro- benzo [1, 4] dioxin, 
donde los sustituyentes son seleccionados de halógeno; hidroxil; alcoxi C13; y 
grupos aiquilo C13 en donde el grupo aiquilo C13 es opcionalmente sustituido 
pot hidxoxi, fluor, alcoxi C12, amino, mono y di-aiquilamino C1, o grupos 
carbocIdicos saturados que tienen 3 a 6 miembros pot anillo y/o grupos 
heterocIdicos saturados de 5 o 6 miembros pot anillo y que contienen 1 o 2 
heteroÆtomos seleccionados de N y 0. 

37. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 36 en donde R1 es 
seleccionado de fenil isustituido, 2-fluorofeni, 2-hidroxifenil, 2-metoxifenil, 2-
metilfenil, 2- (2- (pirrolidin- 1-il) etoxi)- fenil, 3-fluorofenil, 3-metoxifenil, 2,6-
difluorofenil, 2-fluoro-6-hidroxifenil, 2-fluoro-3-metoxifenil, 2-fluoro-5-
metoxifenil, 2-cloro-6-Metoxifenil, 2-fluoro-6-metoxifenil, 2,6-diclorofenil y 2-
cloro-6-fluorofenil; y es opcionalmente ademÆs seleccionado de 5-fluoro-2-
metoxifenil. 

38. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 37 en donde R1 es 
seleccionado de 2,6-difluorofenil, 2-fluoro-6-metoxifenil, 2,6-diclorofenil y 2-
cloro-6-fluorofenil. 



39. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 2 que tiene la formula 
(111): 

R 
NH 0 

R2NYR3 

H (III) 
en donde R1, R2, R3 y Y son son como se definieron en cuaiquiera de las 

reivindicaciones 2 a 38. 

40. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 2 a 39 
en donde R3 es seleccionado de grupos carbocIcicos monocIcicos y 
heterocIdicos que tienen desde 3 a 6 miembros pot anillo. 

. ., 41. Un compuesto de acuerdo con la.reivmdicacion 40 en donde R3 es Ufl 
grupo arilo o heteroarilo. 

42. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 41 en donde R3 es 
unm grupo fenilo insustituido o sustituido. 

43. Un compuesto de acuerdo con la reivindicaciOn 41 en donde R3 es un 
grupo piridil msustituido o sustituido. 

44. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 41 en donde ci grupo 
arilo o heteroarilo es sustituido pot uno o ma’s grupos R1° como se definiO en la 
reivrndicación 24. 

45. Un compuesto de acuerdo con la. reivindicación 44 en donde ci grupo 
arilo o heteroarilo es sustituido pot uno o mÆs sustituyentes seleccionados del 
grupo R10 que consiste de halógeno, bidroxi, trifluorometil, ciano, grupos 
carbocIdicos y heterocIclicos monocicicos que tienen desde 3 a 7 (tIpicamente 5 
o 6) miembros pot anillo, y un grupo RaRb en donde R es un enlace, 0, CO, 
X1C (X), C(X) X1, X1C (X) X1, S, SO, SO2, NRC,S02NRC o NRcS02; y Rb es 
seieccionado de hidrOgeno, un grupo carbocIdico o heterocIclico con 3-7 
miembros pot anillo y un grupo hidrocarbilo C1..8 opcionaimente sustituido pot 
uno o mÆs sustituyentes seieccionados de hidroxi, oxo, halógeno, ciano, nitro, 
carboxi, amino, mono-o di-hidrocarbilamino C14, un grupo carbocIdico o 
heterocIcico con 3-7 miembros pot anillo y en donde uno o mÆs Ætomos de 
carbono del grupo hidrocarbil C18 pueden set reemplazados pot 0, S, SO, SO2, 
NR, X1C(X2), C (X) X10 X1C(X)X1. 

46. Un compuesto de acuerdo con la reivindicaciOn 45 en donde uno o 
mÆs sustituyentes son seleccionados del grupo R1° que consiste de halógeno; 
hiciroxi; grupos carbocIdicos y heterocIcicos monocIcicos que tienen desde 3 a 
6 miembros nor anillo y que contienehasta 2 heteroÆtomos miembros pot anillo 



seleccionados de 0, N y S; y a grupo RaRb en donde R es Un enlace,O, CO, G02, 
SO2, NH, S02NH o NHS02 ; y Rb es seleccionado de hidrógeno, un grupo 
carbocIdico o heterocIdico con 3-6 miembros pot anillo y que contiene hasta 2 
heteroÆtomos miembros pot anillo seleccionados de 0, N y S; y un hidrocarbil 
C16 opcionalmente sustituido por uno o mÆs sustituyentes seleccionados de 
hidroxi, oxo, halógeno, carboxi, amino, mono- o di-hidrocarbio amino C14, un 
grupo carbocIcico o heterocIdico con 3-6 miembros pot anillo y que contiene 
hasta 2 heteroÆtomos miembros por anillo seleccionadoz de 0, N y S; y en 
donde uno o dos Ætomos de carbono del grupo hidrocarbiloCl-6 pueden ser 
reemplazados por 0, S, SO,SO2 o NH. 

47. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 46 en donde los 
sustituyentes R’Oa son seleccionados de halógeno, un grupo RaRI) en donde R’ 
Cs Ufi enlace, 0, CO, C(XX1, y Rb es seleccionado de hidrógeno, grupo 
heterocIdico que tiene 3-7 miembros por anillo y un grupo hidrocarbio G14 
opcionalmente sustituido pot uno o ma’s sustituyentes seleccionados de hidroxi, 
carboxi, amino, mono- o di-hidrocarbilamino G141 y grupos heterocIcicosque 
tienen 3-7 miembros por anillo. 

48. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 47 en donde los 
grupos susitituyentes R10 son seleccionados de halógeno, especialmente fluor, 
alcoxi G13 tal como metoxi, e hidrocarbio G13 opcionalmente sustituido pot 
fluor, hidroxi (p. ej., hidroximetil), alcoxi G12o un anillo heterocIcico saturado de 
5 6 6 miembros tal como piperidino, morfolino, piperazino y N-metilpiperazino. 

49. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 44 a 
48 en donde el grupo anilo o heteroarilo es sustituido pot 1 o 2 sustituyentes (p. 
ej., I sustituyente). 

50. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 40 en donde R3 es 
seleccionado de grupos no aromÆticos. 

51. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 50 en donde los 
grupos no aromÆticos son seleccionados de grupos cicloalquil, oxa-cicloalquil, 
aza-cicloalquil, diaza-cicloalquil, dioxa-cicloalquil y aza-oxa-cicloalquil, y 
opcionalmente tambiØn de grupos azabicicloalquil G710, en donde los grupos no 
aromÆticos son opcionalmente sustituidos pot uno o mÆs grupos susitituyentes 
R1 o R10 como se definieron en cualquiera de las reivindicaciones anteriores. 

52. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 51 en donde los 
grupos no aromÆticos son seleccionados de grupos sustituidos e insustituidos 
cicloptopil, ciclobuiil, ciclopentil, ciclohexil, tetrahidropiran, morfolino, 
tetrahidrofaran, piperidino y pirrolidino. 



53. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 52 en donde los 
grupos no aromÆticos son seleccionados de grupos ciclopropil, ciclobutil, 
ciclopenifi, ciclohexil, tetrahidropiran, tetrahidrofuran, piperidino y pirrolidino. 

54. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 40 a 
53 en donde los grupos carbocIcicos y heterocIdicos son sustituidos por 1, 2 o 3 
(tIpicamente 1 o 2, p. ej., 1) sustituyentes seleccionados de: 

� halógeno (p. ej., fluor y cloro) 
� alcoxi C14 (p. ej., metoxi y etoxi) opcionalmente sustituido por uno o 

sustituyentes seleccionado sde halógeno, hidroxi, alcoxi C, -2y anillos 
heterocIcicos saturados de cinco y seis miembros que contienen 1 o 2 
heteroÆtomos seleccionados de 0, N y S, siendo los anillos 
heterocIdicos opcionalmente ademÆs sustituidos por uno o mÆs 
grupos C14 (p. ej., mciii) y en donde La S, cuando estÆ presente, puede 
estar presente como S, SO o SO2; 

� aiquil C14 opcionalmente sustituido pot uno o sustituyentes 
seleccionados de halógeno, hidroxi, alcoxi C1..4, amino, 
aiquilsulfonilamino C1..4, grupos cicloalquilo de 3 a 6 miembros (p. ej., 
ciclopropil), fenil (opcionalmente sustituido pot uno o mÆs 
sustituyentes seleccionados de halógeno, metil, metoxi y amino) y 
anillos heterocIclicos saturados de cinco y seis miembros que contienen 
1 o 2 heteroÆtomos seleccionados de 0, N y S, siendo los anillos 
heterocIcicos opcionalmente ademÆs sustituidos pot uno o mÆs 
grupos C14 (p. ej., mciii) y en donde la 5, cuando estÆ presente, puede 
estar presente como 5, SO o SO2; 

� hidroxi; 

� amino, mono- aiquilamino C14, di- aiquilamino Cl, 
bencioxicarbonilamino y alcoxicarbonilamino C1 4 

� Carboxi y alcoxicarboni C14; 
� alquilaminosulfonilC14 y alquilsulfonilamino C14; 

� alquilsulfonil C14 

� un grupo OHetS o NH-Het’ donde Hets es un anillo heterocIdico 
saturado de cinco o seis miembros que contiene 1 o 2 heteroÆtomos 
seleccionados de 0, N y 5, siendo los anillos heterocIcicos 
opcionalmente ademÆs sustituidos por uno o mÆs grupos C14 (p. ej.’ 
metil) y en donde la S, cuando estÆ presente, puede estar presente 
como S, SO o SO2; 

� anillos heterocIcicos saturados de cinco y seis miembros que contienen 
1 o 2 heteroÆtomos seleccionados de 0, N y 5, siendo los anillos 
hcterocIcicos opcionalmente ademÆs sustituidos por uno o mÆs 
grupos C14 (p. ej., metil) y en donde la S, cuando estÆ presente, puede 
estar presente como S, SO o SO2; 

0 oxo;y 



� anillos arilo y heteroalo de seis miembros que contienen hasta dos 
nitrógenos miembros pot anillo y siendo opcionalmente sustituidos pot 
uno o sustituyentes seleccionados de halógeno, metil y metoxi. 

55. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 2 a 54 
en donde R3 es un grupo carbocIcico o heterocIclico R3a seleccionado de fenil; 
cicloalquil C36; anillos heterocIcico no aromÆticos saturados de cinco o seis 
miembros que contienen hasta dos heteroÆtomos miembros pot anillo 
seleccionados de N, 0, S y SO2 ; anillos heteroarilo de seis miembros que 
contienen uno, dos o ties nitrógenos miembros pot anillo; y anillos heteroarilo de 
cinco miembros que tienen hasta ties heteroÆtomos miembros pot anillo 
seleccionados de N,0 y S; 

en donde cada grupo carbocIclico o heterocIdico R 
la es opcionalmente 

sustituido pot hasta cuatro, preferiblemente hasta ties, y mÆs preferiblemente 
hasta dos (p. e)., uno) sustituyentes seleccionados de amino; hidroxi; oxo; fluor; 
cloro; alquilC1-(0)q- en donde q es 0 o 1 y la parte alquil C1 es opcionalmente 
sustituida pot fluor, hidroxi o alcoxi Cl2;mono-alquilaminoC14; di-alquilaminoC1 

4; alcoxicarbonilC14; carboxi; un grupo ReRl6 donde RC es Ufl enlace o una 
cadena dealquileno C13 y R16 es seleccionado de alquilsulfonilC14; 

aiquilaminosulfonil C1; alquilsulfonilaminoC1..4-; amino; mono- aiquilamino C14; 

di-alquilamino C1; -hidrocarbioxicarbonilamino C17; grupos aromÆticos de seis 
miembros que contienen hasta ties nitrogenos miembros pot anillo; cicloaiquil 
C36; grupos no aromÆticos saturados de cinco o seis miembros heterocIclicos que 
contienen uno o dos heteroÆtomos miembros pot anillo seleccionado de N,0, S 

Y SO2, el grupo R16 cuando un grupo no aromÆtico saturado es opcionalmente 
sustituido pot uno o mÆs grupos metil, y ci grupo R16 cuando es aromÆtico es 
opcionalmente sustituido pot uno o ma’s grupos seleccionados de fluor, cloro, 
hidroxi, alcoxi C12 ,, alquil C12. 

56. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 2 a 55 
en donde R3 es seleccionado de: 

� grupos aril monocIdicos opcionalmente sustituidos pot 1-4 (pot 
ejemplo 1-2, p. ej.1) sustituyentes R1 o Rboa;

grupos cicloalquiloC3-C7 opcionalmente sustituidos pot 1-4 (pot 
ejemplo 1-2, p. ej.,1) sustituyentes R1 o Rboa; 

� anillos heterocIclicos saturados de cmco miembros que contienen 1 
heteroÆtomo de anillo seleccionado de 0, N y S y que es 
opcionalmente sustituido pot un grupo oxo y/o pot 1-4 (pot 
ejemplo 1-2, p. ej., 1) sustituyentes R10 o Rloa; anillos heterocIclicos 
saturados de seis miembros que contienen 1 o 2 heteroÆtomos de 
anillo seleccionados de 0, N y S y que es opcionalmente sustituido 
pot un grupo oxo y/o pot 1-4 (pot ejemplo 1-2, p. ej., 1) 
sustituyentes R10 o R10% 

� anillos heteroarilo de cinco miembros que contiene 1 o 2 
heteroÆtomos de anillo seleccionados de 0, N y S y que es 



opcionalmente sustituido pot 1-4 (pot ejemplo 1-2, p. ej., 1) 
sustituyentes R1° o 

� anillos heteroarilo de seis miembros que contienen 1 o 2 nitrógeno 
miembros pot anillo (preferibiemente 1 nitrógeno miembro pot 
anillo) y que es opcionalmente sustituido pot 1-4 (pot ejemplo 1-2, 
p. e)., 1) sustituyentes R10 o R10 

� grupos mono-azabicicloalquil y diazabicicioalquil cada uno teniendo 
7 a 9 miembros pot anillo y que CS opcionalmente sustituido pot 1-4 

Oa (pot ejemplo 1-2, p. ej., 1) sustituyentes R1° o 

57. Un compuesto de acuerdo con cuaiquiera de las reivindicaciones 2 a 56 
en donde ci grupo Y-R3 es seleccionado de los grupos establecidos en la Tabla 2 
en la presente. 

58. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 57 en donde ci grupo 
y-R3 es seleccionado de los grupos CL, CM, ES, ET, FC, FG y FH establecidos 
en la Tabla 2 en la presnete, preferiblemente los grupos CL, CM y ES, y ma’s 
preferiblemente CL y CM. 

59. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 2 a 59 
en donde, R1 es Ufl grupo Rh(V) donde: 

n es 0 ó 1; 
V es seleccionado de CH2, CH2CH2 y S02CH2 ; y 

es un grupo catbocIdico o heterocIcico seleccionado de seleccionado 
de fenil; 

anillos heteroarilo de cinco miembros que tienen hasta 4 heteroÆtomos 
miembros pot anillo seleccionados de N,O y S; anillos heteroarilo de seis 
miembros que contiene uno o dos mtrógeno miembros pot anillo; 

anillos heterocIcicos no aromÆticos saturados de cinco o seis miembros 
que contienen uno o dos hetetoÆtomos miembros pot anillo seleccionados de 
N,O, S y SO2; 

grupos cicloalquil C3..6; mdol; y quinolino; 
en donde cada uno de los grupos catbocIcicos y heterocIcicos Ria 

pueden set opcionalmente sustituidoa pot uno o ma’s sustituyentes seleccionados 
de grupos no aromÆticos satutados de cinco o seis miembros carbocIdicos y 
heterocIdicos que contienen hasta dos heteroÆtomos miembros pot anillo 
seleccionados de N,O, S y SO2 ; hidroxi; amino; oxo; mono- aiquilamino C14;di-
aiquilamino C1; fluor; cloro; nitro; aiquil C14- (0)q en donde q es 0 ó 1 y la 
parte aiquil C1-4 es opcionalmente sustituida pot fluor, hidroxi, alcoxi C1.2 o un 
grupo heterocIcico o carbocIcico no aromÆtico saturado de cinco o seis 
miembros que contiene hasta dos heteroÆtomos miembros pot anillo 
seleccionados de N,O, S y 02; fenil y -alquilene C12dioxi. 

60. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 2 a 59 
en donde Y es un enlace, CH2, CH2CH2 o CH2CH (CH3). 



61. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 2 a 60 
en donde A es un enlace y R1 es un grupo carbocIcico o heterocIcico que tienen 
desde 3 a 7 miembros pot anillo. 

62. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 2 a 61 
en donde R2 es hidrógeno, halógeno, metoxi, o grupo hidrocarbilo C13 (p. e)., un 
grupo hidrocarbio C1) opcionalmente sustituido pot fluor, hidroxil o metoxi. 

63. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 2 a 62 
en donde: 

(i) ni R1 ni R3 contiene un grupo tetrazole sustituido; yb 
(ii)Y-R3 es diferente a un grupo pinmidinil sustituido o insustituido; yb 

(iii) X y R3 son cada uno diferentess a una parte que contiene un grupo 
fusionado benzo bicIdico en donde el anillo de benceno del grupo benzo-
fusionado tiene un grupo cIcico adicional umdo pot un enlace sencillo ahI; yb 

’ (iv) R2 es diferente a buiilterciario;y/o 
(v) cuando A es un enlace y R1 es un grupo alquilo, entonces R es 

diferente a un anillo pipericlino o un anillo piperidino sustituido pot una 
cadenadealquileno a la cual estÆ umdo un grupo bicIdico; yb 

(vi) R3 es diferente a un grupo 4-cianofenil sustituido o insustituido; yb 
(vii) R3 es diferente a un grupo bicIcico que comprende ariillos de cinco y 

seis miembros, fusionado y que contiene desde 2 a 4 nitrógenos miembros pot 
anillo. 

64. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 2 que tiene la formula 
(IV): 

0 R1_4 (R11)r 

RL)NJ1 

H (IV) 

o sales o tautómeros o N-Oxidos o solvatos del mismo; 
en donde R1 y R2 son como se definieron en cualquiera de las 

reivindicaciones anteriores; un segundo enlace opcional puede estar presente 
entre los Ætomos de carbono numerados 1 y 2; 

uno de U y   es seleccionado de CH2,CHR13, CR11R13, NR14, N(0)R15, 0 y 
S(0); y el otto de U y T es seleccionado de NR14, 0, CH, CHR11, C(R11)2, y 
G0;res0, 1,2,3ó4;tes0, 1 2, 

R11 es seleccionado de hidrógeno, halógeno (particularmente fluor), aiquil 
C13 (p. ej., mciii) y alcoxi C13 (p. ej., Metoxi); 

R13 es seleccionado de hidrógeno, NHR14, NOH, NOR 14 y RaRb; 

R14 es seleccionado de hidrógeno y RdRb; 

R’ es seleccionado de un enlace, CO, G (XX1,SO2 y S02NRc; 
R, Rb y RC son como se definieron anteriormente; y 



R15 es seleccionado de hidrocarbil C14 saturado opcionalmente sustituido 
pot hidroxi, alcoxi C12, halógeno 0 Un grupo heterocIdico o carbocIcico 
monocIclicos de 5 o 6 miembros, co la condición deque U y T no pueden set 0 
simultÆneamente. 

(IVa): 
65. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 64 que tiene la formula 

0 
R1_4 (R11)r 

N�N H 
H (IVa) 

o sales o tautómeros o N-óxidos o solvatos del mismo; 
en donde uno de U y T es seleccionado de CH2, CHR13, CR11R13, NR14, 

N(0)R15, 0 y S(0); y el otto de U y   es seleccionado de CH2, CHR11, C(R11)2, y 
C=O ;tesO,1 62;tes0,16 2; 

R11 es seleccionado de hidrógeno y alquilC1.3; 
R13 es seleccionado de hidrógeno y RaRb; 

R14 es seleccionado de hidrógeno y RdlRb; 

R’ es seleccionado de un enlace, CO, 
c (X2) X1,S02 y S02NRc; 

R15 Cs seleccionado de hidrocarbil saturado C14 opcionalmente sustituido 
pot hidroxi, alcoxi C12, halógeno o un un grupo heterocIcico o carbocIdico 
monocIcicos de 5 6 6 miembros; y R1, R2, R, R" y RC son como se delinieron en 
cualquiera de las reivindicaciones anteriores. 

66. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 65 en donde T es 
seleccionado de CH21CHR13, CH11R13, NR14, N(0)R’5 0 y S(0). 

67. Un compuesto de acuerdo con la reivindicaciOn 65 o 66 en donde U 
es seleccionado de CH21 CHR11, C(R11)2, y C0. 

68. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 65 a 
67 en donde R11 es seleccionado de hidrógeno y metil (preferiblemente 
hidrógeno). 

69. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 65 a 
68 en donde R13 Cs seleccionado de hidrógeno y RaRb en donde R" es 
seleccionado de hidrógeno; grupos carbocIcicos y heterocIdicos monocIclicos 
que iienen desde 3 a 7 miembros pot anillo; e hidrocarbio C1 (mÆs 
preferiblemente grupos acIdicos saturdos C14) opcionalmente sustituidos pot 
uno o mÆs sustituyentes seleccionados de hidroxi, oxo, halógeno, amino, mono-
o di-hidrocarbioamino C1, y grupos carbocIclicos y heterocIdicos monocIcicos 
que tienen desde 3 a 7 miembros pot anillo (mÆs preferiblemente 3 a 6 



miembros pot anillo) y en donde uno o mÆs Ætomos de carbono del grupo 
hidrocarbil C14 pueden set reemplazados pot 0, S, S0,S02,NRC, X1C(X), C 
(XX1; 

RC es seleccionado de hidrógeno y 
Hidrocarbil C14; y 

es 0, So NRCyX2es 0, =So =NRC. 

70. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 69 en donde R13 es 
seleccionado de hidrógeno; hidroxi; halógeno; ciano; amino; mono-saturado 
hidrocarbilaminoC14; di-saturado hidrocarbilamino C14; grupos heterocIc]icos y 
carbocIdicos monocIcicos de 5 6 6 miembros; hidrocarbil C14 saturado 
opcionalmente sustituido pot hidroxi, alcoxi C1,2, halógeno o un grupo 
heterocIcico o carbocIdico monocIdico de 5- ó 6- miembros. 

71. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 70 en donde R13 es 
seleccionado de hidroxi, amino,alquilamino C1.2 (p. ej., metilamino) aiquil C1.4 (P-
e)., metil, etil, propil y butil), alcoxi C12 (p. ej., metoxi), C1-2 aiquilsulfonamido 
C12 (p. ej., metansulfonamido), hidroxi-aiquil C1.2 (p. ej., hidroximetil),alcoxic1.2-
alquilC1.2 (p. ej., Metoximetil y Metoxietil), catboxi, alcoxi catbonil C.4 (p. ej., 
etoxicarbonil) y amino-alquilC12 (p. e)., aminometil). 

72. Un compuesto de acuerdo con cualquieta de las teivindicaciones 65 a 
71 en donde R14 es seleccionado de hidrógeno y R"-R" donde R’ es seleccionado 
de hidrógeno; grupos carbocIclicos y heterocIcicos monocIcicos que tienen 
desde 3 a 7 miembros pot anillo; e hidrocarbil C1.4 (mÆs preferiblemente grupos 
acIcicos C14 saturados) opcionalmente sustituidos pot uno o mâs sustituyentes 
seleccionados de hidroxi, oxo, halógeno, amino, mono- o di-hidrocarbilamino C1- 

, y grupos carbocIcicos y heterocIcicos monocIcicos que tienen desde 3 a 7 
miembros pot anillo (mÆs preferiblemente 3 a 6 miembros por anillo) y en 
donde uno o mÆs Ætomos de carbono degrupo hidrocarbil C1-4 pueden set 
reemplazados pot 0, S, SO, SO2, NW, X1C (X), C(X) X1; RC es seleccionado de 
hidrógeno e hidrocarbil C14; y es 0, =S ó =NRC 

73. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 72 en donde R14 se 
selecciona de hidrógeno, alfil C14 opcionalmente sustituido pot fktor o un grupo 
heterocIcico satutado de cinco o seis miembros (p. ej., mciii, etd, n-propil, i-
propil, butil, 2,2,2-trifluoroetil y tetrahidrofuranmetil), ciclopropilmeiil. Piridil 
sustiuido o insustituido-alquil C1.2 (p. ej., 2-piridilmetil), fenil sustituido o 
insustituido-alquilC12 (p. c)., bencil), alcoxicarbonilC14 (p. ej., etoxicarbonil y t-
butiloxicarbonil), fenil sustituido o insustituido-alcoxicarbonilC12 (p. ej., 
benciosicarbonil), grupos heteroatilo de 5 o 6 miembros sustituidos o 
insustituidos tal como piridil (p. ej., 2-piridil y 6-cloro-2-piridil) y pirimidinil (pot 

eiemplo 2-pirimidinil), alcoxiC1.2 �aiquil C1.2 (p. ej., metoximeiil y metoxietil) y 
aiquilsulfonil C1-48p. ej., metansulfonil). 



74. Un compuesto de acuetdo con cualquiera de las reivindicaciones 65 a 

73 que tiene la formula (Va): 

(R19) 

(R11)r 

R2N 

N�N H 
H (Va) 

o sales o tautOmeros o N-óxidos o solvatos del mismo; 
en donde R14 es seleccionado de hidrógeno, aiquil C14 opcionalmente 

sustituido por fluoro (p. ej., mciii, ciii, n-propil, i-propil, bulil y 2,2, 2-

trifluoroeiil), ciclopropilmelil, fenil-aiquil C12 (p. e)., bend), alcoxicarbonil C14 

(p. e)., etoxicarbonil y t-butiloxicarbonil), feriil-alcoxicarbonilC1.2 (p. ej., 
bendioxicarbonil), -alcoxi C1.2-alquilC12 (p. e)., Metoximetil y Metoxietil), y 
aiquilsulfonil C1. (p. ej., metansulfonil), en donde las partes de fenio cuando 

estÆn presentes son opcionalmente sustituidas pot uno a tres sustituyentcs 
seleccionados de fluor, cloro, alcoxi C1.4 opcionalmente sustituido pot fluoro o 
alcoxiC12, y alquilC14 opcionalmente sustituido pot fluoro o alcoxiC1.2; 

w es 0,1,2 ó 3; 
R2 es hidrógeno o mciii, ma’s preferiblemente hidrOgeno; 

y r son son como se definieron en la reivinclicación 65; y 
R19 es seleccionado de fluor; cloro; alcoxi C14 opcionalmente sustituido 

por fluoro o alcox C1.2; y alquilC14 opcionalmente sustituido pot fluoro o 

alcoxiC12. 

75. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 65 a 

73 que tiene la formula (Vb): 

R19) 

NH 

(R11) 

R2 N 
R14a 

H (Vb) 

o sales o tautOmeros o N-Oxidos o solvatos del mismo; 
en donde R14 es seleccionado de hidrógeno, alquil C1.4 opcionalmente 

sustituido por fluoro (p. ej., mciii, ciii, n-propil, i-propil, butil y 2,2, 2-

tnfluoroeiil), ciclopropilmctil, fcnil-alquil C12 (p. ej., bencil), alcoxicarbonil C14 

(p. ej., ctoxicarbonil y t-butiloxicarbonil), fenil-alcoxicarbonilC12 (p. ej., 

bcncioxicarbonil), -alcoxi C12-alquilC12 (p. e)., Mctoximctil y Metoxietil), y 
1niiikii1ferni1

 

C. (n metansulfonTh. en donde las partes de fenilo cuando 



estÆn presentes son opcionalmente sustituidas pot uno a tres sustituyentes 
seleccionados de fluor, cloro, alcoxi C14 opcionalmente sustituido pot fluoro o 
alcoxiC12, y alquilC14 opcionalmente sustituido pot fluoro o aicoxiC12; 

wesO, 1,2ó3; 
R2 es hidrógeno o metil, mÆs preferiblemente hidrógeno; 
R11 y r son como se definieron anteriormente; y 
R19 es seleccionado de fluor; cloro; alcoxi C14 opcionalmente sustituido 

pot fluoro o alcoxi C1.2; y alquilC14 opcionalmente sustituido pot fluoro o 
alcoxiC12. 

76. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 74 o la reivindicación 
75 en donde w es 0 o W Cs 1,2 ó 3 y ci anillo de fenil es 2-monosustituido, 3-
monosustituido, 2,6- disustituido, 2,3-disustituido, 2,4-disustituido 2,5-
disustituido, 2,3, 6- trisustituido o 2,4, 6-trisustituido. 

77. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 73 en donde ci anillo 
fenil es disustituido en las posiciones 2- y 6- con sustituyentes seleccionados de 
fluor, cloro y Metoxi. 

78. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 65 a 
77 en donde R11 es hidrógeno. 

79. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 65 a 
78 en donde R4 es hidrógeno o mciii. 

80. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 74 de la formula (VIa) 

R21 

R2° 

R22 
?o 

N 
N�N H 
H (Via) 

o sales o tautómeros o N-óxidos o solvatos del mismo; 
en donde R2° es seleccionado de hidxógeno y mciii; 

es seleccionado de fluor y cloro; y 
es seleccionado de fluor, cloro y Metoxi; o 

Uno de R21 y R22 es hidrógeno y ci otto es seleccionado de cloro, Metoxi, 
etoxi, difluorometoxi, trifluorometoxi y bencioxi. 



(VIb): 

i 

A? 

81. Un compuesto de acuerdo con la reivrndicación 80 de la formula 

R21 a 

/\ 
0 

20 

NH 

R 
22a 

N�N H 
H (Vib) 

o sales o tautómeros o N-óxidos o solvatos del mismo; 
en donde R2° es seleccionado de hidrógeno y melil; 

R 21 es seleccionado de fluor y cloro; y 
es seleccionado de fluor, cloro y Metoxi. 

82. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 81 seleccionado de: 
piperidin-4-ilamida del Æcido 4- (2,6-difluoro-benzoilamino) -1 H-pirazol-3-

carboxIlico; 
(1 -metil-piperidin-4-il)-amida del Æcido 4- (2,6-difluoro-benzoilamino) -1 H-

pirazol-3-carboxIlico; 
piperidin-4-ilamida del Æcido 4- (2,6-dicloro-benzoilamino) -1 H-pirazol-3-

carboxilico; y 
piperidin-4-ilamida del Æcido 4- (2-fiuoro-6-Metoxi-benzoilamino) -1 H-

pirazol-3-carboxIlico; 
o sales de los mismos. 

83. Un compuesto de la formula (Tb) en donde el compuesto es como se 
definió en cualquiera de las reivindicaciones 2 a 82 con la condiciOn que: 

(a-i) cuando A es un enlace y Y-R3 es un aiquil, cicloalquil, fenil 
opcionalmente sustituido o fenilaiquil opcionalmente sustituido, entonces R1 es 
diferente a un grupo sustituido o msustituido dihidronaftaleno, dihidrocroman, 
dihidrotiocroman, tetrahidroquinolino o tetrahidrobenzfuranil ; yb 

(a-ii) X y R3 son cada uno cliferentes a una parte que contiene un grupo 
maleimido en donde ci grupo maleimido tiene Ætomos de nitrOgeno unidos a las 
posiciones 3- y 4- del mismo; yb 

(a-ill) R1 es diferente a la parte que contiene a grupo purino nucleosido; 

Yb 
(a-iv) X y R3 son cda uno diferente a una parte que contiene an grupo 

ciclobuten-1 ,2-diona en donde ci grupo ciclobuten-1 ,2-diona tiene Ætomos de 
nitrógeno unidos en las posiciones 3- y 4- del mismo; y/o 

(a-v) R3 es diferente a ua parte que contiene un grupo 2-piridil o 2-
pinmidinil 4-monosustituido o 4,5-disustituido o un grupo 1,2,4-triazin-3-il o 3-
piridazinil 5-monosustituido o 5,6-disustituido; yb 



47f ? x ’t J’i 

(a-vi) X y R3 son cada uno diferentes a una parte que contiene un grupo 
pirazol-3-ilamina sustituido o insustituido enlazado a un grupo piridino, diazino o 

triazino sustituido o insustituido; yb 
(a-vu) cuando A Cs C0 y Y-R3 es un grupo aiquil, cicloalquil, fenil 

opcionalmente sustituido o fenilaiquil opcionalmente sustituido, entonces R1 es 
diferente a un grupo tetrahidronaftaleno, tetrahidroquinolinil, tetrahidrocromanil 
o tetrahidrotiocromanil sustituido o insustituido;y/o 

(a-ix) R3 CS diferente a una parte que contiene un grupo 1,2,8,8a-

tetrahidro-7-metil- ciclopropa [c]pirrolo [3,2,C]indol-4- (5H)-ona; y/o 
(a-xi) X es diferente a 4-(tCrt-butiloxicarbonilamino)-3-metilimidazol-2-

ilcarbonilamino; y/o 
(b-i) R3 es diferente a un grupo azabiciclo puenteado y/o 

(b-ii) cuando A CS Ufl enlace, entones R3 CS diferente a una parte que 
contiene un grupo fenil insustituido o sustituido que tiene unido a una posición 
orto del mismo, un grupo carbamoio o tiocarbamoio sustituido o insustituido; 

Yb 
(b-iii) cuando A es un enlace, entonces R3 es diferente a una parte que 

contiene un grupo isoquinolino o quinoxalino cada uno que tiene unido ahi un 
anillo piperidino o pCperlZmo sustituido o insustituido; y/o 

(b-iv) cuando A CS Ufl enlace y R1 CS un grupo alquil, entonces R3 CS 
diferente a una parte que contiene un grupo tiatriazino; y/o 

(b-v) cuando R1 o R3 contiene una parte en la cual un anillo heterocffico 

que tiene un miembro de anillo S(=O)2 estÆ fusionado a un anillo carbocIdico, 

dicho anillo carbocIcico Cs diferente a un anillo de benceno sustituido o 

insustituido; y/o 
(b-vi) Cuando A es un enlace, R1 es diferente a un grupo arilalquil, 

heteroarilaiquil o piperidinilalquil, cada uno que tiene unido ahi un sustituyentC 
seleccionado de ciano, y amino, aminoalquil, amidino, guanidino sustituido o 

insustituido, y grupos carbamoil; yb 
(b-vu) Cuando X Cs Ufl grupo R1-A-NR4-, A es un enlace y R1 es un 

grupo no aromÆtico, entonces R3 es diferente a un grupo heteroarilo o arilo 

monocIcico de seis miembroS Cnlazado directamente a un grupo heteroarilo 
bicIdico 5,6-fusionado;y/o 

(c-i) cuando A es un enlace, R1 es diferente a un grupo arilaiquil, 
heteroarilaiquil o piperidinilalquil y/o 

(c-ii) Cuando X es un grupo amino o aiquilamino y Y es un enlace, R3 es 
diferente a un grupo tiazolil disustituido en donde uno de los sustituyentes es 

seleccionado de ciano y fluoroalquil. 

84. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 83 en donde la 
formula (Tb) Cs sometido a todas las condiciones (a-i) a (a-xi), (b-i) a (b-vu), (c-i) y 

(C-ii). 

85. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 2 a 85 
en donde ci compuesto estÆ en la forma de una sal. 



87. Una composición farmacØutica como se define en la reivindicación 1, 
con la condición de que: 

(a-i) cuando A es un enlace y Y-R3 es un aiquil, cicloalquil, fenil 
opcionalmente sustituido o fenilaiquil opcionalmente sustituido, entonces es 
diferente a un grupo sustituido o insustituido dihidronaftaleno, dihidrocroman, 
dThidrotiocroman, tetrahidroquinolino o tetrahidrobenzfuranil ; yb 

(a-ii) X y R3 son cada uno diferentes a una parte que contiene un grupo 
maleimido en donde ci grupo maleimido tiene Ætomos de nitrógeno unidos a las 
posiciones 3- y 4- del mismo; y/o 

(a-iii) R1 es diferente a la parte que contiene a grupo purino nucleosido; 

Yb 
(a-iv) X y R3 son cda uno diferente a una parte que contiene un grupo 

ciclobuten-1 ,2-cliona en donde el grupo ciciobuten-1 ,2-diona tiene Ætomos de 
nitrógeno unidos en las posiciones 3- y 4- del mismo; y/o 

(a-v) R3 es diferente a ua parte que contiene un grupo 2-piridil o 2-
pirimidinil 4-monosustituido o 4,5-disustituido o un grupo 1,2,4-triazin-3-il o 3-
piridazinil 5-monosustituido o 5,6-disustituido; y/o 

(a-vi) X y R3 son cada uno diferentes a una parte que contiene un grupo 
pirazol-3-ilamina sustituido o insustituido enlazado a un grupo piridino, diazino o 
triazino sustituido o insustituido; y/o 

(a -vu) cuando A es C0 y Y-R3 es un grupo aiquil, cicloalquil, fenil 
opcionalmente sustituido o fenilaiquil opcionalmente sustituido, entonces R1 es 
diferente a un grupo tetrahidLronaftaleno, tetrahidroquino]inil, tetrahidrocromanil 
o tetrahidrotiocromanil sustituido o insustituido;y/o 

(a-viii) cuando R3 es H y A es un enlace, R1 es diferente a una parte que 
contiene un grupo bis-aril, bis-heteroaril o heteroaril, y/o 

(a-ix) R3 es diferente a una parte que contiene un grupo 1,2,8,8a-
__ tetrahidro-7-metil- ciclopropa [c]pirrolo[3,2,e]indol-4- (5H)-ona; y/o 

(a-X) cuando Y es un enlace, R3 es hidrógeno, a es CO y R1 es un grupo 
fenil sustituido, cada sustituyente sobre ci grupo fenilo es diferente a un grupo 
CH 2P(0)RxR) donde RX y R’ son cada uno seleccioæados de grupos alcoxi y 
fenil; y/o 

(a-xi) X es diferente a 4- (tert-butiloxicarbonilamino) -3-metilimidazol-2-
ilcarbonilamino; y/o 

(b-i) Wes diferente a un grupo azabiciclo puenteado y/o 
(b-ii) cuando A es un enlace, entones R3 es diferente a una parte que 

contiene un grupo fenil insustituido o sustituido que tiene unido a una posición 
orto del mismo, un grupo carbamoilo o tiocarbamoio sustituido o insustituido; 
yb 

(b-iii) cuando A es un enlace, entonces R3 es diferente a una parte que 
contiene un grupo isoquinolino o quinoxalino cada uno que tiene unido ahI un 
anillo piperidino o peperizino sustituido o insustituido; y/o 

(b-iv) cuando A es un enlace y R1 es un grupo alquil, entonces R3 es 
diferente a una parte que contiene un grupo tiatriazino; y/o 



(b-v) cuando R1 o R3 contiene una parte en la cual un anillo heterocIlico 

que tiene un miembro de anillo S(=O)2 estâ fusionado a un anillo carbocIcico, 
clicho anillo carbocIcico es diferente a un anillo de benceno sustituido o 
insustituido; y/o 

(b-vi) Cuando A es un enlace, R1 es diferente a un grupo arilaiquil, 
heteroarilaiquil o piperidinilaiquil, cada uno que tiene unido ahI un sustituyente 
seleccionado de ciano, y amino, aminoalquil, amidino, guamdino sustituido o 
insustituido, y grupos carbamoil; yb 

(b-vu) Cuando X es un grupo R1-A-NR4-, A es un enlace y R1 es un 
grupo no aromÆtico, entonces R3 es diferente a un grupo heteroarilo o arilo 
monocIcico de seis miembros enlazado directamente a un grupo heteroarilo 
bicIcico 5,6-fusionado;y/o 

88. Un compuesto como se defrnió en cualquiera de las reivindicaciones 2 
a 86 para su uso en medicina. 

89. Un compuesto como se define en cualquiera de las reivindicaciones 2 a 
86 para su uso en la profilaxis o ci tratamiento de un estado o condición de 
enfermedad mediado por la cinasa dependiente de ciclina. 

90 Un compuesto como se define en cualquiera de las reivindicaciones 2 a 
86 para uso en la profilaxis o el tratamiento del cancer. 

91. Un compuesto para uso de acuerdo con la reivindicación 90 en donde 
ci cancer se selecciona de carcinoma de la vejiga, colon, rinón, epidermis, hIgado, 
pulmón, esófago, vesIcula biliar, ovarios, pancreas, estómago, cerviz, tiroide, 
próstata, o piel; un tumor hematopoyØtico o linaje linfoide; un tumor 
hematopoyØtico o linaje mieloide; cancer folicular de la tiroides; un tumor de 
origen mesencimal, un tumor del sistema nervioso central o perifØrico; 
melanoma; seminoma; teratocarcinoma; osteosarcoma; xerodema pigmcntosum; 
queratoctantoma; cancer folicular de la tiroides; o sarcoma de Kaposi. 

92. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 91 en donde ci tumor 
hematopoyØtico o linaje linfoide es leucemia, leucemia ]infocpitica aguda, linfoma 
de cØlulas B, linfoma de cØlulas T, linfoma de Hodgkin, linfomas diferentes al de 
Hodgkin, linfoma de cØlula piosa, o linfoma de Burkett. 

93. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 91 en donde ci cancer 
es un cancer seleccionado de cancer de seno, cancer de ovarios, cancer de colon, 
cancer de próstata, cancer oseofageo, cancer escamoso, y carcinomas de las 
cØlulas no pequeæas de los pulmones. 

94. Una composición farmacØutica que comprende un compuesto como se 
dcflnió en cualquiera dc las reivindicaciones 2 a 86 y un portador 
farmacØuticamcntc aceptable. 



95. Un proceso para la preparación de un compuesto como se definió en 
cualquiera de las reivindicaciones 2 a 86, dicho proceso comprende; 

(i) la reacción de un Æcido carboxilico de la formula R1-0O2H 0 Ufl 

derivado activado del mismo con un 4-amino-pirazol de la formula (XII): 
NH 
20 

YNI  

H (XII) 

en donde Y, R1, R2 y R3 son como se definieron en cualquiera de las 
reivindicaciones 2 a 86; o 

(ii) la reacción de un compuesto de hi formula (XIII): 

R2 

OH 

H 
(XIII) 

con un compuesto de la fOrmula R3-Y-NH2 donde X, R2 y R3 son como se 
definieron en cualquiera de las reivindicaciones 2 a 86. 

96. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 2 a 86 
para uso como un agente antifiingico. 
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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO 
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES 
E. S. D. 

Re: Expediente No. 06.017.702 
Solicitud de patente a nombre de Astex Therapeutics Limited 

Yo, DILIA RODRIGUEZ D’ALEMAN, identificada como aparece al pie de mi 

firma, domiciliada en la carrera 11 No. 86-53, piso 6, obrando como apoderada 

sustituta de la sociedad Astex Therapeutics Limited, domiciliada en 

Cambridge, Reino Unido, como lo acredita ci documento de sustitución de poder 

adjunto, solicitante de la patente de la referencia, en respuesta al oficio No. 8750 

notificado por fljación en lista el 41 de Julio de 2009, relacionado con el concepto 

tØcmco de fondo No. 2501, cuyo tØrmino fue prorrogado mediante escrito 

radicado ci 06 de octubre de 2009, me permito manifestar: 

1. Con fundamento en la facultad que confiere el artIculo 34 de la 

Decision 486 al solicitante para modificar la solicitud de patente en cualquier 

momento del trÆmite, presento junto con este memorial un nuevo capItulo 

reivindicatorio con el cual se subsanan las objeciones presentadas a la 

patentabilidad de la solicitud.. 

En cuanto a estas modificaciones, me permito decir quc las mismas no ampilan 

de ninguna manera la materia objeto de la presente solicitud y se realizaron con ci 

Ænimo de superar las objcciones de patentabilidad, planteadas pot ci examinador 

en su concepto tØcnlco. 

2. Excepciones a la patentabilidad 

El examinador objeta la patentabilidad de las reivindicaciones 98-102, 104-107, 

109, 110 y 114 pot tratarse de reivindicaciones de mØtodo de tratamiento. Con ci 

fin de subsanar dicha objeción, ci solicitante modifica la reivindicación 1 y 

elimina las demÆs reivindicaciones.. 

3. Reivindicaciones de uso 

El examinador objeta las reivindicaciones 1-3, 89, 90, 94, 95, 103 y 105 pot 
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reivindicatorio adjunto no contiene tales reivindicaciones y la reivindicación 1 ha 
sido modificada. 

4. Nivel Inventivo 

El examinador objeta la altura inventiva de los compuestos de la presente 
solicitud a la luz de las anterioridades Dl a D3, argumentando que "[..] una 
persona medianamente versada en la materia estarla en capacidad de tomar cua/quiera de los 
documentos citados, especialmente D3 y proceder a sintetiar los compuestos de la presente 
solicitud con la expectativa de que los compuestos resultantes tambiØn fueran inhibidores de 
protemna kinasa(sp)." Al respecto el solicitante quisiera anotar lo siguiente. 

En primer lugar, la vasta mayorIa de los ejemplos de Dl son compuestos donde 
los sustituyentes 3- y 4-pirazol juntos forman un anillo fusionado, en otras 
palabras un indazol. Pot lo tanto, las enseæanzas de este documento se alejan de 
los compuestos de la presente solicitud donde los sustituyentes 3- y 4- son 
diferentes. AsI mismo, la anterioridad no proporciona ningün dato que confirme 
que los compuestos all divulgados posean actividad sobre el CDK2, pot lo tanto 
no es claro como el tØcnico con habilidad ordinaria en la materia podria realizar 
las sustituciones esperando que los compuestos resultantes tuvieran la actividad 
reclamada, como lo afirma de manera categórica el examinador. 

En segundo lugar, la anterioridad D2 comprende un sustituyente Sp el cual 
comprende grupos separadores que consisten de un anillo heteroatómico de 
cinco miembros donde A y Qr2 estÆn unidos a dicho Sp en posiciones no 
adyacentes. Esto es diferente a la presente solicitud donde los grupos se 
encuentran en posiciones adyacentes. La formula no indica una sustituciOn doble 
3,4- sobre el anillo de 1H-pirazol 

En tercer lugar, los compuestos de la anterioridad D3 presentan grupos en la 

posición 4 que son sustancialmente diferentes a los de la presente solicitud. De 

igual manera, nada en d2 demuestra que dichos compuestos tengan la misma 

actividad que los de la solicitud ene Studio. Pot lo que la afirmaciOn del 
examinador respecto a la expectativa del tØcnico con habilidad ordinaria en la 

materia de que, tras realizar las sustituciones correspondientes, los compuestos 
tengan la misma actividad catece de fundamento y es, a todas luces, una 
conclusion de un anÆlisis retrospectivo de la solicitud. 

Pot lo tanto, en vista de lo anterior, para cualquier tØcnico con habilidad 

ordinaria habrIa sido claro a simple vista que las diferencias entre los compuestos 

de la presente solicitud son lo suficientemente significativas como para set poco 

obvias. No es claro exactamente de que manera o porque motivos dicho tØcnico 

2 
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de que los compuestos resultantes tuvieran la actividad reclamada. 

Es particularmente notoria la afirmación hecha por ci examinador respecto a la 
actividad de los compuestos de la presente solicitud ya que la misma solo serla 
obvia a partir de un anÆlisis retrospectivo de la solicitud. Ninguno de los 
documentos del arte previo enseæa o sugiere ilevar a cabo las sustituciones que 
para el examinador resultan obvias, menos aün que los alguno de los compuestos 
de Dl - D3 posean la actividad reclamada. 

Pot ültimo, al solicitante no le resulta clam exactamente de que manera puede ci 
tØcnico con habilidad ordinaria en la materia derivar que modificar las molØculas 
del arte previo derivaria en un cambio en la actividad biológica de las mismas. Dc 
igual manera, es evidente que las afitmaciones del examinador  carecen de 
sustento ya que ningün documento citado enseæa o sugiere agregar un 
sustituyente X en la posición 4 del anillo de pirazol, sustituyente definido como 
R1-ANR4 de acuerdo con las reivindicaciones 1 y 2 del capItulo adjunto. Pot 
todas las razones expuesta, el claro que el examinador llevó a cabo un anÆlisis 
retrospectivo de la solicitud, razón por la cual puede aseverar sin evidencia alguna 
que "[...] una persona medianamente versada en la materia estarla en ca pacidad de tomar 
cua/quiera de los documentos citados, eipecia/mente D3 jiproceder a sintetiar los compuestos de 
la presente solicitud con la expectativa de que los compuestos resultantes tambiØn fueran 
inhibidores deprotemna kinasa(sp)." 

En resumen, me permito decir que gracias a las modificaciones expuestas en el 
punto 1 de este memorial y los argumentos anteriormente mencionados, la 
presente solicitud cumple cabalmente con los requisitos de claridad, 
patentabilidad y altura inventiva respecto al proceso expuesto en ci capItulo 
reivindicatorio adjunto. Pot lo tanto, solicit0 comedidamente a ese despacho se 
sirva reconocer estos requisitos y conceder el privilegio de patente de invención a 
la solicitud en estudio. 

Pot ültimo, solicitamos a ese despacho pronunciarse en relación con todos los 
argumentos presentados en este memorial dando estricta aplicación al principio 
del debido proceso consagrado en ci artIculo 29 de la Constitución Nacional. Dc 
igual forma, si el examinador considera que subsisten razones para objetar la 
presente invención ruego expedir otto examen de fondo con los debidos 
motivos y razones que sustenten su objeción con el fm de que mi mandante 
tenga la posibilidad de exponer sus argumentos con base en la interpretación de 
los artIculos 45 de la Decision 486 -el cual otorga la facultad al examinador para 
emitir los exÆmenes de fondo-, 35 y 59 del Código Contencioso Administrativo 
que seæala que: "habiØndose dado oportunidad a los interesadospara e.presar sus opiniones, 

con base en las pruebas e informes diiponibhs, se toward la decision que serÆ motivada al 

3 
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Esta se motivarÆ en sus a3pectos de hechoj de derecho, j en los de conveniencia Si es el caso  
respectivamente (el subrayado es nuestro). 

no erint4nden 

ILIA RODIJGUEZ D’ LEMAN 
CC. 41.654.88k de Bogota 
TP 20824 - 
Cod. 008 
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SESTORES 

SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO 

DIVISION DE NUEVAS CREA ClONES 

E. S. D. 

REF EXPEDIENTE No. 06.017.702 
SOLIC1TIJD DE PATENTE A NOMBRE DE ASTEX 
THERAPEUTICS liMiTED 

Yo, JIMENA ESCOBAR URIBE, identificada como aparece al pie de mi 

firma, domicifiada en la Carrera 11 No. 86-53 Piso 6, atentamente digo a 

usted que sustituyo el poder con que obro a la doctora DILIA RODRIGUEZ 

D ALEMAN, domiciliada en Bogota, D.C., portadora de la tan eta 

profesional No. 20.824, con las mismas facultades con que me fueron 

confendas para este caso. 

JIMENA ISCd41gaBE 

C.C. 39.779.452 de UsaquØn 

T.P. 68.228 

Acepto sustitución 

DIUA RODRIGUEZ D ALEMAN 

C.C. 41.654.882 de Bogota 

T.P. 20.824 



REIVINDICACIONES 

1. Una composición farmacØutica que comprende un compuesto que tiene 
la formula (Ta): 

R2Y3 

H 
(Ia) 

o sales o tautómeros o N-óxidos o solvatos del mismo; 
en donde 
X es un grupo R1-A-NR4-; 

A es un enlace, CO3 NR(C=O) u O(C0) en donde Rg es hidrógeno o 
hidrocarbio C14 opcionalmente sustituido pot hidroxi o alcoxi C14; 

Y es un enlace o una cadena de aiquileno de 1, 2 ó 3 Ætomos de carbono en 
longitud; 

R1 es un grupo carbocIcico o heterocIcico que tienen desde 3 hasta 12 
miembros pot anillo; en donde el grupo carbocIcico o heterocIcico esta sin 
sustituir o sustituido pot uno mÆs grupos R1°  sustituyentes; o un grupo 
hidrocarbio C18 opcionalmente sustituido pot uno o mÆs sustituyentes 
seleccionados de fluor, hidroxi, hidrocarbioxi C14, amino, mono-o di-
hidrocarbilamino C14, y grupos carbocIclicos o heterocIcicos que tienen desde 3 
hasta 12 miembros por anillo en donde el grupo carbocIcico o heterocIdico esta 
sin sustituir o sustituido por uno o mÆs grupos R10 sustituyentes, y en donde 1 ó 
2 de los Ætomos de carbono del grupo hidrocarbio pueden ser opcionalmente 
reemplazados por un Ætomo o grupo seleccionado de 0, S, NH,SO,S02; 

R2 es hidrógeno; halógeno; alcoxi C14; o un grupo hidrocarbio C4 

opcionalmente sustituido por halógeno, hidroxil o alcoxi C1.4; 
R3 es seleccionado de hidrógeno y grupos carbocIdicos y heterocIcicos 

que tienen desde 3 hasta 12 miembros pot anillo en donde el grupo carbocIcico 
o heterocIdico esta sin sustituir o sustituido por uno o mÆs grupos R10 
sustituyentes; y 

R4 es hidrógeno o un grupo hidrocarbio C14 opcionalmente sustituido pot 
halógeno, hidroxil o alcoxi C14. 

R1° se selecciona de halógeno, hidróxi, trifluorometil, ciano, nitro, carbóxi, 
amino, mono- óxi-hidrocarbilamino Cl-,,  grupos carbocIcicos y heterocIcicos 
que tienen de 3 a 12 miembros de anillo, un grupo RaRb en donde R es Ufl 
enlace, 01 CO, X1C(X), C(X)X1, X1C(X)X1, S, SO, SO2, NRC, 

S02 NRC o NRC 
SO2; y Rb Sc selecciona de hidrogeno, grupos carbocIdicos y heterocIcicos que 
tienen de 3 a 12 miembros de anillo, y un grupo hidrocarbio C18 opcionalmente 
sustituido por uno o mas sustituyentes seleccionados de hidrOxi, óxo, halOgeno, 
ciano, nitro, carbóxi, amino, mono-odi-hidrocarbilamino C141 grupos 
carbocIdicos y heterocIdicos que tienen de 3 a 12 miembros de anillo y en donde 
uno o mas Ætomos de carbono del grupo hidrocarbio C18 puede opcionalmente 

C C(’%  C ITh XTD C c71 ç’ \72\ 
r’ 

,r2\ -cyl  



RC se selecciona de hidrogeno e hidrocarbio C14; y 
X1 es 0, S o NRC, y X2 es 0, S o NRC. 

Y con la condición de que cuando el grupo sustituyente R10 comprende o incluye 
un grupo carbocIcico o heterocIcico, dicho grupo carbocIdico o heterocIdico, 
dicho grupo carbocIdico o heterocIcico puede estar sin sustituir o puede estar 

sustituido por grupos R1° y en donde (a) tales sustituyentes R10 adicionales 

incluyen grupos carbocIcico o heterocIdico, los cuales a su vez no se encuentran 

sustituidos; o (b) dichos sustituyentes aclicionales no incluyen grupos carbicIcicos 

o heterocIcicos pero se seleccionan de los grupos dados arriba para la definición 

de R10; 
junto con un portador farmacØuticamente aceptable. 

2. Un compuesto de la formula (Tb): 
x 

R2y3 

H (Ib) 

o sales o tautómeros o N-óxidos o solvatos del mismo; 
en donde 
X es un grupo R1-A-NR4-; 
A es un enlace, CO3 NR(C=0) 6 0(C0) en donde Rg es hidrógeno o 

hidrocarbio C14 opciona]mente sustituido por hidroxi o alcoxi C14; 
Y es un enlace o una cadena de aiquileno de 1, 2 ó 3 Ætomos de carbono 

en longitud; 
R1 es un grupo carbocIcico o heterocIdico que tiene desde 3 hasta 12 

miembros pot anillo en donde el grupo carbocIdico o heterocIcico esta sin 

sustituir o sustituido por uno o mÆs grupos R1° sustituyentes; 0 Ufl grupo 

hidrocarbio C18 opcionalmente sustituido pot uno o mÆs sustituyentes 
seleccionados de fluor, hidroxi, hidrocarbioxi C14, amino, mono- o di-

hidrocarbilamino C14, y grupos carbocIdicos o heterocIcicos que tienen desde 3 

hasta 12 miembros pot anillo en donde el grupo carbocIcico o heterocIdico esta 

sin sustituir o sustituido pot uno o mÆs grupos R10 sustituyentes, y en donde 1 ó 

2 de los Ætomos de carbono del grupo hidrocarbio pueden ser opcionalmente 

reemplazados por un Ætomo o grupo seleccionado de 0, S, NH, S0,S02; 

R2 es hidrógeno; halógeno; alcoxi C14; 0 Ufl grupo hidrocarbio C14 

opcionalmente sustituido por halógeno o alcoxi C14; 
R3 es seleccionado de grupos carbocIdicos y heterocIcicos que tienen 

desde 3 hasta 12 miembros pot anillo en donde el grupo carbocIcico o 

heterocIcico esta sin sustituir o sustituido pot uno o ma’s grupos R10 

sustituyentes; y 
es hidrógeno o un grupo hidrocarbio C14 opcionalmente sustituido pot 

halOgeno, hidroxil o alcoxi C14.. 
R10 se selecciona de halógeno, hidróxi, trifluorometil, ciano, nitro, carbóxi, 

amino, mono- óxi-hidrocarbilamino  C141 grupos carbocIcicos y heterocIcicos 
1 1 - -p a p b , __A_,, pa 



enlace, 0, CO, X1C(X), C(X)X1, X1C(X)X1, S, SO, SO2, NW, S02 NRC o NRC 

SO2; y R’ se selecciona de hidrogeno, grupos carbocIcicos y heterocIdicos que 
tienen de 3 a 12 miembros de anillo, y un grupo hidrocarbio C18 opcionalmente 
sustituido pot uno o mas sustituyentes seleccionados de hidróxi, óxo, halógeno, 
ciano, nitro, carbóxi, amino, mono-odi-hidrocarbilamino G141 grupos 
carbocIcicos y heterocIdicos que tienen de 3 a 12 miembros de anillo y en donde 
uno o mas Ætomos de carbono del grupo hidrocarbio C18 puede opcionalmente 
set reemplazado pot 0, 5, SO, SO2, NRC, X1C(X), C(X)X10 X1C(X)X1; 

RC se selecciona de hidrogeno e hidrocarbio C14; y 
X’ es 0, 5 o NRC, y X2 es 0, =S o NRC. 

Y con la condición de que cuando el grupo sustituyente R10 comprende o 
incluye un grupo carbocIcico o heterocIcico, dicho grupo carbocIdico o 
heterocIcico, clicho grupo carbocIdico o heterocIcico puede estar sin sustituir o 
puede estar sustituido pot grupos R10 y en donde (a) tales sustituyentes R10 
adicionales incluyen grupos carbocIdico o heterocIcico, los cuales a su vez no se 
encuentran sustituidos; o (b) clichos sustituyentes adicionales no incluyen grupos 
carbicIcicos o hetetocIcicos pero se seleccionan de los grupos dados arriba para 
la definición de R10. 

3. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 2 en donde A es C0. 

4. Un compuesto de acuerdo con la teivindicación 2 o la teivindicación 3 
en donde Wes hidtógeno. 

5. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 2 a 4 
en donde R2 es hidrógeno o melil, preferiblemente hidrógeno. 

6. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 2 a 5 
en donde Y es un enlace. 

7. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 2 a 5 
en donde Y es una cadena de aiquileno que contiene 16 2 Ætomos de carbono (p. 

8. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 5 a 7 
en donde R1 es un grupo carbocIcico o heterocIcico que tiene desde 3 hasta 12 
miembros pot anillo (p. ej., 5 a 10 miembros pot anillo) en donde el grupo 
carbocIdico o heterocIcico esta sin sustituir o sustituido pot uno o mÆs grupos 
R10 sustituyentes. 

9. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 2 a 7 
en donde R1 es un grupo hidrocarbil C14 (p. ej., un grupo hidrocarbil C14 
opcionalmente sustituido, tal como un grupo hidrocarbil C14 hidroxi-sustiuido) 
opcionalmente sustituido pot uno o mÆs sustituyentes seleccionados de fluor, 
hidroxi, hidrocarbioxi C14, amino, mono-o di-hidrocarbilamino C1.4, y grupos 
carbocIcicos o hetetocIdicos que tienen desde 3 hasta 12 miembros pot anillo, y 



en donde 1 ó 2 de los Ætomos de carbono del grupo hidrocarbio pueden ser 
opcionalmente reemplazados por un Ætomo o grupo seleccionado de 0, S, NH, 

so, so2. 

10. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 9 en donde R1 es un 
grupo hidrocarbio C14 (p. e)., metil o etil, preferiblemente metil) sustituido por 
un grupo carbocIcico o heterocIcico que tiene desde 3 hasta 12 miembros por 
anillo (p. ej., desde 5 a 10 miembros pot anillo). 

11. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 8 a 10 
en donde los grupos carbocIdicos y heterocIdicos son monocIcicos. 

12. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivrndicaciones 8 a 10 
en donde los grupos carbocIcicos y heterocIcicos son bicIcicos. 

13. Un compuesto de acuerdo con la reivdicación 11 o 12 en donde los 
grupos monocIcicos o bicIdicos son grupos arilo. 

14. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 13 en donde el grupo 
arilo es un grupo fenio insustituido. 

15. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 11 o la reivindicación 
12 en donde los grupos monocIcico o bicIcico son grupos heteroanilo. 

16. Un compuesto de acuerdo con la reivmdicación 15 en donde el grupo 
heteroanilo contiene hasta 4 heteroÆtomos (por ejemplo hasta 3 heteroÆtomos) 
seleccionado de nitrógeno, azufre y oxIgeno y es seleccionado de anillos 
monocIcicos de 5 miembros, anillos monocIcicos de 6 miembros, grupos 
bicIcicos fomados pot anillos fusionados de 5 y 6 miembros y grupos bicIcicos 
formados pot dos anillos fusionado de 6 miembros. 

17. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 16 en donde el grupo 
heteroanilo es seleccionado de furanil (p. ej., 2-furanil o 3-furanil), indolil (p. ej., 
3-indolil, 6-mdohil), 2,3-dihidro-benzo [1,4] dioxinil (p. ej., 2,3-dihidro-benzo 
[1,4]dioxin-5-il), pirazolil (p. e)., pirazol-5-il), pirazolo [1, 5-a] piridinil (p. ej., 
pirazolo[1, 5-a] piridin-3-il), oxazolil (p. ej., ), isoxazolil (p. ej., isoxazol-4-il), 
piridil (p. e)., 2-piridil, 3-piridil, 4-piridil), quinolinil (p. e)., 2-quinolinil), pirrolil (p. 
c)., 3-pirrolil), imidazolil y tienil (p. ej., 2-tienil, 3-tienil). 

18. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 16 en donde el grupo 
heteroarilo es seleccionado de piridil, pirrolil, furanil, tienil, imidazolil, oxazolil, 
oxadiazohl, oxatniazohl, isoxazolil, tiazolil, isotiazolil, pirazolil, pirazinil, 
piridazinil, pirimidinil, tniazinil, tnazolil, tetrazolil, quinolinil, isoquinolinil, 
benzfuranil, benztieni, cromanil, tiocromanil, benzimidazolil, benzoxazolil, 
benzisoxazol, benztiazolil y benzisotiazol, isobenzofuranil, indolil, isoindolil, 
indolizinil, indolinil, isoindolinil, purinil (p. e)., , adenina, guanina), mdazohl, 
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benzodioxolil, cromenil, isocromenil, isocromanil, benzodioxanil, quinolizinil, 
benzoxazmil, benzodiazinil, piridopiridinil, quinoxalinil, quinazolinil, cinnolinil, 
ftalazmil, naftiridinil y pteridinil. 

19. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 18 en donde el grupo 
heteroarilo es seleccionado de indolil, tetrazolil, piridil, triazolil, oxazolil, 
imidazolil, furanil, tienil, qumolinil, pirrolil y pirazinil. 

20. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 11 o la reivindicación 
12 en donde los grupos monocIcico o bicIcico son grupos no aromÆticos. 

21. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 20 en donde los 
grupos no aromÆticos son grupos heterocIcicos (p. ej., son grupos monocIcico) 
que contiene 1, 2, 3 ó 4 (preferiblemente 1 ó 2) miembro de anillo de 
heteroÆtomo seleccionado de nitrógeno, oxIgeno y azufre. 

22. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 20 en donde los 
grupos no aromÆticos son seleccionadoss de: 

(i) grupos carbocIcicos tal como grupos cicloalquilo monocIcicos 
insustituidos o sustituidos, por ejemplo ciclopropil, ciclobutil, ciclopentil, 
ciclohexil y cicloheptil (particularmente ciclopropil, ciclobutil, ciclopentil y 
ciclohexil, p. ej., ciclopropil y ciclohexil); 
(ii) grupos heterocIcico monocIdicos de 5, 6 y 7 miembors tal como 
morfolino, piperidino (p. ej., 1-piperidinil, 2-piperidinil 3-piperidinil y 4-
piperidinil), pirrolidino (p. ej., 1-pirrolidinil, 2-pirrolidinil y 3- pirrolidinil), 
pirrolidona, piran (2H-piran o 4H-piran), dihidrotiofen, dihidropiran, 
dihidrofuran, dihidrotiazol, tetrahidrofuran, tetrahidrotiofen, clioxan, 
tetrahidropiran (p. ej., 4- tetrahidro piranil), imidazolino, imidazolidinona, 
oxazolino, tiazolino, 2-pirazolino, pirazolidino, piperazino, y N-alquil 
piperazinos tal como N-metil piperazino; 
(iii) tiomorfolino y su S-óxido y S. S-dióxido (particularmente 
tiomorfolino); y 
(iv) N-alquil piperidinos tal como N-metil piperidino. 

23. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 20 en donde los 
grupos heterocIdicos son seleccionadoss de morfolino, piperidino, pirrolidino, 
pirrolidona, piran, dihidrotiofen, dihidropiran, dihidrofuran, dihidrotiazol, 
tetrahic[ro furan, tetrahidrotiofen, dioxan, tetrahidropiran, imidazolino, 
imidazolidinona, oxazolino, tiazolino, pirazolino, pirazolidino, piperazino, y N-
alquil piperazinos tal como N-meiil piperazino, y en particular son 
seleccionadoss de piperidino, N-metil piperazino, morfolino y imidazolidinona. 

24. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 8 a 23 
en donde los grupos carbocIcicos y heterocIcicos son sustituidos por uno o 
mÆs (p. e).,1 ó 2 ó 3 6 4) grupos susitituyentes R10 seleccionado de halógeno, 
hidroxi, trifluoromelil, ciano, nitro, carboxi, amino, mono- o di-hidrocarbilamino 
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C14, grupos carbocIcicos y heterocIcicos que tienen desde 3 hasta 12 miembros 
pot anillo; un grupo RaRb en donde R’ es un enlace,O, CO, X1C (X), C (X)X1, 
X1C(X)X1, 5, SO, SO2, NRC, S02NRC o NRCS02 ; y R’ es seleccionado de 
hidrógeno, grupos carbocIcicos y heterocIcicos que tienen desde 3 hasta 12 
miembros pot anillo, y un grupo hidrocarbio C18 opcionalmente sustituido pot 
uno o mÆs sustituyentes seleccionados de hidroxi, oxo, halógeno, ciano, nitro, 
carboxi, amino, mono- o di-hidrocarbilamino C14, grupos carbocIdicos y 
heterocIcicos que tienen desde 3 hasta 12 miembros pot anillo y en donde uno 
o mÆs Ætomos de carbono del grupo hidrocarbio C18 pueden set reemplazados 
pot 0, S, SO,S02,NRC, X1C (X), C(X)X1 o X1C (X) X1; 

RC es seleccionado de hidrógeno e hidrocarbio C14; y 
X1esO,S oNRCyX2es0,S0NR. 

25. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 24 en donde los 
grupos susitituyentes R10 son seleccionados del grupo R10 que consiste de 
halógeno, hidroxi, trifluorometil, ciano, nitro, carboxi, un grupo RaR en donde 

es Ufl enlace,0, CO, X3C (X4), C(X4) X3, X3C (X4) X3, s, so, o SO2, y Rb es 
seleccionado de hidrógeno y un grupo hidrocarbio C18 opcionalmente sustituido 
pot uno o mÆs sustituyentes seleccionados de hidroxi, oxo, halógeno, ciano, 
nitro, carboxi y grupos carbocIdicos no aromÆticos monocIdicos o heterocIcicos 
que tienen desde 3 a 6 miembros pot anillo; en donde uno o mÆs Ætomos de 
carbono del grupo hidrocarbil C18 pueden set reemplazados pot 0, 5, 50, SO2, 
X3C(X4), C(X4) X3 o X3C(X4)X3; X3 es 0 o S; y X4 es =0 o S. 

26. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 25 en donde los 
sustituyentes son seleccionados de halógeno, hidroxi, trifluorometil, un grupo 
Rb en donde R es un enlace ü 0, y R’ es seleccionado de hidrógeno y grupo 
hidrocarbio C14 opcionalmente sustituido pot uno o mÆs sustituyentes 
seleccionados de hidroxil, halógeno (preferiblemente fluor) y grupos 
carbocIdicos y heterocIdicos saturados de 5 y 6 miembros. 

27. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 24 a 

26 en donde R1 es un anillo de fenilque tiiene 1, 2 ó 3 sustituyentes localizados en 
las posiciones 2-, 3-, 4-, 5- ó 6- al rededor del anillo. 

28. Un compuesto de acuerdo con la reivrndicación 27 en donde el grupo 
fenil es 2-monosustituido, 3-monosustituido, 2,6-disustituido, 2,3-disustituido, 
2,4-disustituido 2, 5-disustituido, 2,3, 6-trisustituido o 2,4, 6- trisustituido. 

29. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 28 en donde el grupo 

fenil Cs: 
(i) monosustituido en la posición 2-, o disustituido en las posiciones 2-y 

3-, o disustituido en las posiciones 2- y 6- con sustituyentes seleccionados 
de fluor, cloro y RaRI), donde R a es 0 y Rb es alquil C14; o 
(ii) monosustituido en la posición 2 con un sustituyente seleccionado de 
fluor: cloro: alcoxi C1 A oDcionalmente sustituido pot uno o mÆs Ætomos de 
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fluor; o disustituido en las posiciones 2- y 5 con sustituyentes 
seleccionados de fluor, cloro y metoxi. 

30. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 2 a 29 
en donde A es CO y R1 -CO- es seleccionado de los grupos enlistados en la Tabla 
1 en la presente, particularmente los grupos J, AB, AH, AJ, AL, AS, AX, AY, AZ, 
BA, BB, BD, BH, BL, BQ y BS, y mÆs particularmente los grupos AJ, AX, BQ, 
BS y BAT, y preferiblemente los grupos AJ y BQ. 

31. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 2 que tiene la formula 
(TI): 

R1 

NH 

S R2 
N R3 

N�N H 
H 

(II) 

en donde R1, R2, R3 y Y son son como se definieron en cualquiera de las 
reivindicaciones 2 a 30. 

32. Un compuesto de acuerdo con la reivrndicación 31 en donde R1 Cs 
seleccionado de: 

(i) fenil opcionalmente sustituido pot uno o mÆs sustituyentes (p. e)., 1, 2 o 
3) seleccionado de fluor; cloro; hidroxi; grupos heterocIcicos saturados de 5 y 6 
miembros que contienen 1 o 2 heteroÆtomos seleccionados de 0, N y S, siendo 
los grupos heterocIcicos opcionalmente sustituidos pot uno o mÆs grupos aiquilo 
C14; hidrocarbioxi C14; e hidrocarbil C14; en donde el hidrocarbil C14 y los 
grupos hidrocarbioxi C14 son opcionalmente sustituidos pot uno o mÆs 
sustituyentes escogidos de hidroxi, fluor, alcoxi C12, amino, mono y di-
alquilaminoC1.41 fenil, halofenil, grupos carbocIcicos saturados que tienen 3 a 7 
miembros pot anillo (mÆs preferiblemente 4, 5 ó 6 miembros pot anillo, p. ej., 5 
o 6 miembros pot anillo) o grupos heterocIcicos saturados de 5 o 6 miembros 
pot anillo y que contienen hasta 2 heteroÆtomos seleccionados de 0, 5 y N ; o 
2,3-dihidro-benzo[1, 4dioxin ; o 

(ii) un grupo heteroaril monocIcico que contiene uno o dos heteroÆtomos 
seleccionados de 0, S y N; o grupo heteroarilo bicIcico que contiene a 
heteroÆtomo sencillo seleccionado de 0, S y N; los grupos heteroanilo 
monocIdico y bicIdico sinedo cada uno opcionalmente sustituido pot uno o mÆs 
sustituyentes seleccionados de fluor; cloro; hidrocarbioxi C13; e hidrocarbil C13 
opcionalmente sustituido pot hidroxi, fluor, metoxi o un grupo heterocIcico o 
catbocIdico saturado de cinco o seis miembros que contiene hasta dos 
heteroÆtomos seleccionados de 0, S y N; 

(iii) un grupo cicloalquilo sustituido o insustituido que tienen desde 3 a 6 
miembros pot anillo; y 



(iv) un grupo hidrocarbio C14 opcionalmente sustituido por uno o mÆs 
sustituyentes seleccionados de fluor; hidroxi; hidrocarbioxi C14; amino; mono-o 
di-hidrocarbilamino C14; y grupos carbocIdicos o heterocIdicos que tienen desde 
3 hasta 12 miembros por anillo, y en donde uno de los Ætomos de carbono del 
grupo hidrocarbio puede set opcionalmente reemplazado pot un Ætomo o grupo 
seleccionado de 0, NH, SO y S02-

33. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 32 en donde R1 es 
seleccionado de grupos susitituyentes (i) donde (i) consiste de fenil 
opcionalmente sustituido pot uno o mÆs sustituyentes seleccionados de fluor; 
cloro; hidroxi; hidrocarbioxi C13 ; e hidrocarbil C13 en donde el grupo 
hidrocarbil C13 es opcionalmente sustituido pot uno o mÆs sustituyentes 
escogidos de hidroxi, fluor, alcoxi C2, amino, mono y di- aiquilamino C141 
grupos carbocIdicos saturados que tienen 3 a 7 miembros por anillo (mÆs 
preferiblemente 4, 5 ó 6 miembros pot anillo, p. ej., 5 o 6 miembros pot anillo) o 
grupos heterocIcicos saturados de 5 o 6 miembros pot anillo y que contienen 
hasta 2 heteroÆtomos seleccionados deO, S y N. 

34. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 32 o la reivindicación 
33 en donde R1 es seleccionado de los grupos susitituyentes (i), (ii) y (iii). 

35. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 32 o la reivindicación 
33 en donde R1 es seleccionado del grupo de sustituyentes (i). 

36. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 35 en donde R1un 
grupo fenil insustituido o Un grupo fenil 2-monosustituido, 3-monosustituido, 2,3 
disustituido, 2,5 disustituido o 2,6 disustituido o 2,3-dihidro- benzo [1, 4] dioxin, 
donde los sustituyentes son seleccionados de halógeno; hidroxil; alcoxi C13; y 
grupos aiquilo C13 en donde el grupo aiquio C13 es opcionalmente sustituido 
por hidroxi, fluor, alcoxi C12, amino, mono y di-aiquilamino C141 o grupos 
carbocIdicos saturados que tienen 3 a 6 miembros pot anillo y/o grupos 
heterocIcicos saturados de 5 o 6 miembros pot anillo y que contienen 1 o 2 
heteroÆtomos seleccionados de N y 0. 

37. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 36 en donde R1 es 
seleccionado de fenil isustituido, 2-fluorofenil, 2-hidroxifenil, 2-metoxifenil, 2-
metilfenil, 2- (2- (pirrolidin- 1-il) etoxi) -fenil, 3-fluoro fenil, 3-metoxifenil, 2,6-
difluorofenil, 2-fluoro-6-hidroxifenil, 2-fluoro-3-metoxifeni, 2-fluoro-5-
metoxifenil, 2-cloro-6-Metoxifenil, 2-fluoro-6-metoxifenil, 2,6-diclorofeni y 2-
cloro-6-fluorofenil; y es opcionalmente ademÆs seleccionado de 5-fluoro-2-
metoxifeni. 

38. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 37 en donde R1 es 
seleccionado de 2,6-difluorofenil, 2-fluoro-6-metoxifenil, 2,6-diclorofenil y 2-
cloro-6-fluorofenil. 
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39. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 2 que tiene la formula 

: 

R 
NH 0 

R2Y3 

H (III) 
en donde R1, R2, R3 y Y son son como se defrnieron en cualquiera de las 

reivindicaciones 2 a 38. 

40. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 2 a 39 
en donde R3 es seleccionado de grupos carbocIdicos monocIcicos y 
heterocIcicos que tienen desde 3 a 6 miembros por anillo. 

41. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación  40 en donde R3 es un 
grupo arilo o heteroarilo. 

42. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 41 en donde R3 es 
unm grupo fenilo insustituido o sustituido. 

43. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 41 en donde R3 es un 
grupo piridil insustituido o sustituido. 

44. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 41 en donde el grupo 
arilo o heteroarilo es sustituido pot uno o mÆs grupos R1° como se defmió en la 
reivindicación 24. 

45. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 44 en donde el grupo 
arilo o heteroarilo es sustituido pot uno o mÆs sustituyentes seleccionados del 
nq R10 que consiste de halógeno, hidroxi, trifluorometil, ciano, grupos 

carbocIdicos y heterocIdicos monocicicos que tienen desde 3 a 7 (tIpicamente 5 
o 6) miembros por anillo, y un grupo RaRF en donde R es un enlace, 0, CO, 
X1C (X), C(X) X1, X1C (X) X1, S, SO, SO2, NRC,S02NRC o NRCS02; y Rb es 
seleccionado de hidrógeno, un grupo carbocIdico o heterocIcico con 3-7 
miembros pot anillo y un grupo hidrocarbio C18 opcionalmente sustituido pot 
uno o mÆs sustituyentes seleccionados de hidroxi, oxo, halógeno, ciano, nitro, 
carboxi, amino, mono-o di-hidrocarbilamino C14, un grupo carbocIdico o 
heterocIcico con 3-7 miembros por anillo y en donde uno o mÆs Ætomos de 
carbono del grupo hidrocarbil C18 pueden ser reemplazados pot 0, S, SO, SO2, 
NR, X1C(X), C (X) X1 oX1C(X)X1. 

46. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 45 en donde uno o 
mÆs sustituyentes son seleccionados del grupo R10 que consiste de halógeno; 
hidroxi; grupos carbocIcicos y heterocIcicos monocIcicos que tienen desde 3 a 
6 miembros pot anillo y que contienehasta 2 heteroÆtomos miembros pot anillo 
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seleccionados de 0, N y S; y a grupo RaRb en donde Wes un enlace,O, CO, G025 
SO2, NH, S02NH o NHS02 ; y Rb es seleccionado de hidrógeno, un grupo 
carbocIdico o heterocIcico con 3-6 miembros por anillo y que contiene hasta 2 
heteroÆtomos miembros por anillo seleccionados de 0, N y S; y un hidrocarbil 
G16 opcionalmente sustituido por uno o mÆs sustituyentes seleccionados de 
hidroxi, oxo, halógeno, carboxi, amino, mono- o di-hidrocarbio amino G4, un 
grupo carbocIdico o heterocIcico con 3-6 miembros por anillo y que contiene 
hasta 2 heteroÆtomos miembros pot anillo seleccionadoz de 0, N y S; y en 
donde uno o dos Ætomos de carbono del grupo hidrocarbio G16 pueden ser 
reemplazados por 0, 5, SO,S02 o NH. 

47. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 46 en donde los 
sustituyentes R10 son seleccionados de halógeno, un grupo RaRb en donde R’ 
es un enlace, 0, CO, C(X)X1, y R  es seleccionado de hidrógeno, grupo 
heterocIcico que tiene 3-7 miembros por anillo y un grupo hidrocarbio C14 
opcionalmente sustituido pot uno o mÆs sustituyentes seleccionados de hidroxi, 
carboxi, amino, mono- o di-hidrocarbilamino G141 y grupos heterocIcicosque 
tienen 3-7 miembros pot anillo. 

48. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 47 en donde los 
grupos susitituyentes R10 son seleccionados de halógeno, especialmente fluor, 
alcoxi G13 tal como metoxi, e hidrocarbio G13 opcionalmente sustituido por 
fluor, hidroxi (p. ej., hidroximetil), alcoxi G120 un anillo heterocIcico saturado de 
5 ó 6 miembros tal como piperidino, morfolino, piperazino y N-metilpiperazino. 

49. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 44 a 
48 en donde el grupo anilo o heteroarilo es sustituido por 1 o 2 sustituyentes (p. 
e)., 1 sustituyente). 

50. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 40 en donde R3 es 
seleccionado de grupos no aromÆticos. 

51. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 50 en donde los 
grupos no aromÆticos son seleccionados de grupos cicloalquil, oxa-cicloalquil, 
aza-cicloalquil, diaza-cicloalquil, dioxa-cicloalquil y aza-oxa-cicloalquil, y 
opcionalmente tambiØn de grupos azabicicloalquil G710, en donde los grupos no 
aromÆticos son opcionalmente sustituidos por uno o mÆs grupos susitituyentes 
R1 o R10 como se definieron en cualquiera de las reivindicaciones anteniores. 

52. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 51 en donde los 
grupos no aromÆticos son seleccionados de grupos sustituidos e insustituidos 
ciclopropil, ciclobutil, ciclopentil, ciclohexil, tetrahidropiran, morfolino, 
tetrahidrofuran, piperidino y pirrolidino. 



53. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 52 en donde los 
grupos no aromÆticos son seleccionados de grupos ciclopropil, ciclobutil, 
ciclopentil, ciclohexil, tetrahidropiran, tetrahidrofuran, piperidino y pirrolidino. 

54. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 40 a 
53 en donde los grupos carbocIcicos y heterocIdicos son sustituidos pot 1, 2 o 3 
(tIpicamente 1 o 2, p. ej., 1) sustituyentes seleccionados de: 

� halógeno (p. e)., fluor y cloro) 
� alcoxi C14 (p. ej., metoxi y etoxi) opcionalmente sustituido pot uno o 

sustituyentes seleccionado sde halógeno, hidroxi, alcoxi CI-2y anillos 
heterocIcicos saturados de cinco y seis miembros que contienen 1 o 2 
heteroÆtomos seleccionados de 0, N y S, siendo los anillos 
heterocIcicos opcionalmente ademÆs sustituidos pot uno o mÆs 
grupos C14 (p. ej., metil) y en donde La 5, cuando estÆ presente, puede 
estar presente como S, SO o SO2; 

� aiquil C14 opcionalmente sustituido pot uno o sustituyentes 
seleccionados de halógeno, hidroxi, alcoxi C14, amino, 
alquilsulfonilamino C14, grupos cicloalquilo de 3 a 6 miembros (p. ej., 
ciclopropil), fenil (opcionalmente sustituido pot uno o mÆs 
sustituyentes seleccionados de halógeno, metil, metoxi y amino) y 
anillos heterocIcicos saturados de cinco y seis miembros que contienen 
1 o 2 heteroÆtomos seleccionados de 0, N y S, siendo los anillos 
heterocIcicos opcionalmente ademÆs sustituidos pot uno o mÆs 
grupos C14 (p. e)., metil) y en donde la S, cuando estÆ presente, puede 
estar presente como , 50 o SO2; 

� hidroxi; 
� amino, mono- alquilamino C14, di- aiquilamino C14, 

bencioxicarbonilamino y alcoxicarbonilamino C14, 
� Carboxi y alcoxicarboni C14; 
� alquilaminosulfonilC14 y aiquilsulfonilamino C14; 
� alquilsulfonil C1.4 
� un grupo OHetS o NH-Het’ donde Hets es un anillo heterocIcico 

saturado de cinco o seis miembros que contiene 1 o 2 heteroÆtomos 
seleccionados de 0, N y S, siendo los anillos heterocIcicos 
opcionalmente ademÆs sustituidos pot uno o mÆs grupos C14 (p. ej., 
mciii) y en donde la 5, cuando estÆ presente, puede estar presente 
como 5, 50 o SO2; 

� anillos heterocIcicos saturados de cinco  y seis miembros que contienen 
1 o 2 heteroÆtomos seleccionados de 0, N y 5, siendo los anillos 
heterocIcicos opcionalmente ademÆs sustituidos pot uno o mÆs 
grupos C14 (p. ej., metil) y en donde la 5, cuando estÆ presente, puede 
estar presente como 5, SO o SO2; 

� oxo;y 



� anillos arilo y heteroalo de seis miembros que contienen hasta dos 
nitrógenos miembros pot anillo y siendo opcionalmente sustituidos pot 
uno o sustituyentes seleccionados de halógeno, metil y metoxi. 

55. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 2 a 54 
en donde R3 es un grupo carbocIclico o heterocIdico R3a seleccionado de fenil; 
cicloalquil C3.6; anillos heterocIcico no aromÆticos saturados de cinco o seis 
miembros que contienen hasta dos heteroÆtomos miembros pot anillo 
seleccionados de N, 0, S y SO2 ; anillos heteroarilo de seis miembros que 
contienen uno, dos o tres nitrógenos miembros pot anillo; y anillos heteroarilo de 
cmco miembros que tienen hasta tres heteroÆtomos miembros pot anillo 
seleccionados de N,O y S; 

en donde cada grupo carbocIcico o heterocIcico R3’ es opcionalmente 
sustituido pot hasta cuatro, preferiblemente hasta tres, y mÆs preferiblemente 
hasta dos (p. e)., uno) sustituyentes seleccionados de amino; hidroxi; oxo; fluor; 
cloro; alquilC1.4-(0)q- en donde q es 0 o 1 y la parte alquil C1.4 es opcionalmente 
sustituida pot fluor, hidroxi o alcoxi C1.2;mono-alquilaminoC14; di-alquilaminoC1. 

4; alcoxicarbonilC14; carboxi; un grupo ReRI6 donde RC es un enlace o una 
cadena dealquileno C1.3 y R16 es seleccionado de alquilsulfonilC1.4; 

alquilaminosulfonil C1.4; alquilsulfonilaminoC1.4-; amino; mono- alquilamino C1.4; 
di-aiquilamino C14; -hidrocarbioxicarboiiilamino C1.7; grupos aromÆticos de seis 
miembros que contienen hasta tres nittógenos miembros pot  anillo; cicloalquil 
C3.6; grupos no aromÆticos saturados de cinco o seis miembros heterocIcicos que 
contienen uno o dos heteroÆtomos miembros pot anillo seleccionado de N,O, S 

Y SO2, el grupo R16 cuando un grupo no aromÆtico saturado es opcionalmente 
sustituido pot uno o mÆs grupos metil, y el grupo R16 cuando es aromÆtico es 
opcionalmente sustituido pot uno o mÆs grupos seleccionados de fluor, cloro, 
hidroxi, alcoxi C1.2 , alquil C1.2. 

56. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 2 a 55 
en donde R3 es seleccionado de: 

� grupos aril monocIcicos opcionalmente sustituidos pot 1-4 (pot 
ejemplo 1-2, p. ej.1) sustituyentes R1 o 

� grupos cicloalquiloC3-C7 opcionalmente sustituidos pot 1-4 (pot 
ejemplo 1-2, p. ej.,1) sustituyentes R1 o Rboa; 

� anillos hetetocIcicos saturados de cinco miembros que contienen 1 
heteroÆtomo de anillo seleccionado de 0, N y S y que es 
opcionalmente sustituido pot un grupo oxo y/o pot 1-4 (pot 
ejemplo 1-2, p. ej., 1) sustituyentes R10 o Rboa; anillos heterocIcicos 
saturados de seis miembros que contienen 1 o 2 heteroÆtomos de 
anillo seleccionados de 0, N y S y que es opcionalmente sustituido 
pot un grupo oxo y/o pot 1-4 (pot ejemplo 1-2, p. ej., 1) 
sustituyentes R10 

� anillos hetetoarilo de cinco miembros que contiene 1 o 2 

heteroÆtomos de anillo seleccionados de 0, N y S y que es 
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opcionalmente sustituido pot 1-4 (pot ejemplo 1-2, p. e)., 1) 
sustituyentes R1° o R10% 

� anillos heteroarilo de seis miembros que contienen 1 o 2 nitrógeno 
miembros pot anillo (preferibiemente 1 nitrógeno miembro pot 
anillo) y que es opcionalmente sustituido pot 1-4 (pot ejemplo 1-2, 
p. e)*., 1) sustituyentes R1° 

� grupos mono- az abiciclo alquil y diazabicicloalquil cada uno teniendo 
7 a 9 miembros pot anillo y que CS opciona]mente sustituido pot 1-4 
(p or ejemplo 1-2, p. ej., 1) sustituyentes R10Oa 

57. Un compuesto de acuerdo con cuaiquiera de las reivindicaciones 2 a 56 
en donde ci grupo Y-R3 CS seleccionado de los grupos establecidos en la Tabia 2 
Cfl la presente. 

58. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 57 en donde ci grupo 
y-R3 es seleccionado de los grupos CL, CM, ES, ET, FC, FG y FH estabiecidos 
en la Tabla 2 en la presnete, preferiblemente los grupos CL, CM y ES, y mÆs 
preferiblemente CL y CM. 

59. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 2 a 59 
en donde, R1 Cs un grupo Rla(V) donde 

n CS 0 ó 1; 
V es seleccionado de CH2, CH2CH2 y S02CH2 ; y 

R la es Un grupo carbocIdico o heterocIcico seleccionado de seleccionado 
de fenil; 

anillos heteroarilo de cinco  ffuiembros que tienen hasta 4 heteroâtomos 
miembros pot anillo seleccionados de N,O y S; anillos heteroarilo de seis 
miembros que contiene uno o dos nitrógeno miembros pot anillo; 

anillos heterocIcicos no aromÆticos saturados de cinco o seis miembros 
que contienen uno o dos heteroÆtomos miembros pot anillo seleccionados de 
N,O,SySO2; 

grupos cicloalquil C36; indol; y quinolino; 
en donde cada uno de los grupos carbocIcicos y heterocIdicos Ria 

pueden set opcionalmente sustituidoa pot uno o mÆs sustituyentes seleccionados 
de grupos no aromÆticos saturados de cinco o seis miembros carbocIcicos y 
heterocIcicos que contienen hasta dos heteroÆtomos miembros pot anillo 
seleccionados de N,O, S y S02 hidroxi; amino; oxo; mono- alquilamino C14;di-
aiquilamino C14; fluor; cloro; nitro; alquil C14- (0)q- en donde q es 0 ó 1 y la 
parte aiquil C14 es opcionalmente sustituida pot fluor, hidroxi, alcoxi C12 o Un 
grupo heterocIcico o carbocIdico no aromÆtico saturado de cinco o seis 
miembros que contiene hasta dos heteroÆtomos miembros pot anillo 
seleccionados de N,O, S y 02; fenil y -aiquilene C12dioxi. 

60. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 2 a 59 
en donde Y es un enlace, CH21 CH2CH2 o CH2CH (CH3). 



61. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 2 a 60 
en donde A es un enlace y R1 es un grupo carbocIcico o heterocIcico que tienen 
desde 3 a 7 miembros por anillo. 

62. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 2 a 61 
en donde R2 es hidrógeno, halógeno, metoxi, o grupo hidrocarbio C3 (p. ej., un 
grupo hidrocarbio C) opcionalmente sustituido por fluor, hidroxil o metoxi. 

63. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 2 a 62 
en donde: 

(i) ni R1 ni R3 contiene un grupo tetrazole sustituido; yb 
(ii)Y-R3 es diferente a un grupo pirimidinil sustituido o insustituido; yb 

(iii) X y R3 son cada uno diferentess a una parte que contiene un grupo 
fusionado benzo bicIcico en donde el anillo de benceno del grupo benzo-
fusionado tiene un grupo cIcico adicional umdo por un enlace sencillo ahI; y/o 

(iv) R2 es diferente a butilterciario;y/o 
(v) cuando A es un enlace y R1 es Ufl grupo aiquilo, entonces R 3 es 

diferente a un anillo piperidino o un anillo piperidino sustituido pot una 
cadenadealquileno a la cual estÆ unido un grupo bicIcico; yb 

(vi) Wes diferente a un grupo 4-cianofenil sustituido o insustituido; yb 
(vii) R3 es diferente a un grupo bicIcico que comprende anillos de cinco y 

seis miembros, fusionado y que contiene desde 2 a 4 nitrógenos miembros por 
anillo. 

64. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 2 que tiene la formula 
(IV): 

0 
R1_4 (R11)r 

RLyNJILI 

H (IV) 

o sales o tautOmeros o N-óxidos o solvatos del mismo; 
en donde R1 y R2 son como se definieron en cualquiera de las 

reivindicaciones anteriores; un segundo enlace opcional puede estar presente 
entre los Ætomos de carbono numerados 1 y 2; 

uno de U y   es seleccionado de CH2,CHR13, CR11R13, NR14, N(0)R 15, 0 y 
S(0); y el otto de U y T es seleccionado de NR14, 0, CH, CHR11, C(R11)2, y 
Cz0;res0,1,2,364;tes0,l 2, 

R11 es seleccionado de hidrógeno, halógeno (particularmente fluor), alquil 
C13 (p. ej., metil) y alcoxi C13 (p. ej., Metoxi); 

R13 es seleccionado de hidrógeno, NHR14, NOH, NOR 14  y RaRb; 

R14 es seleccionado de hidrógeno y RdRi); 

es seleccionado de un enlace, CO, C (X)X1,SO2 y S02NW; 
W, R’ RC son como se definieron anteriormente; y 
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R15 es seleccionado de hidrocarbil G14 saturado opcionalmente sustituido 
por hidroxi, alcoxi C12, haiógeno o un grupo heterocIcico o carbocIcico 
monocIcicos de 5 o 6 miembros, co la condición deque U y T no pueden set 0 
SlmultÆneamente. 

65. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 64 que tiene la formula 
(IVa): 

0 
R1_4 (R11)r 

RLN1& 
N�N H 
H (IVa) 

o sales o tautómeros o N-óxidos o solvatos del mismo; 
en donde uno de U y T es seleccionado de CH2, CHR13, CR11R13, NR14, 

N(0)R15, 0 y S(0); y ci otto de U y   Cs seleccionado de CH21 CHR11, C(R11)2, y 
C=O ;resO,1 62;tes0,16 2; 

R11 Cs seleccionado de hidrógeno y aiquilC13; 
R13 es seleccionado de hidrógeno y RRb; 
R14 Cs seleccionado de hidrógeno y Rd-R’  
Rd Cs seleccionado de un enlace, CO, C (X) X1,S02 y S02NRc; 
R15 es seleccionado de hidrocarbil saturado C14 opcionalmente sustituido 

pot hidroxi, alcoxi C12, halógeno o un un grupo heterocIcico o carbocIcico 
monocIcicos de 5 0 6 miembros; y R1, R2, R, Rb y RC son como se definieron en 
cualquiera de las reivindicaciones anteriores. 

66. Un compuesto de acuerdo con la reivrndicación 65 en donde T es 
seleccionado de CH2,CHR13, CH11R13, NR14, N(0)R’5 0 y S(0). 

67. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 65 o 66 en donde U 
es seleccionado de CH2, CHR11, C(R11)2, y C0. 

68. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 65 a 
67 en donde R11 es seleccionado de hidrógeno y metil (preferiblemente 
hidrOgeno). 

69. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 65 a 
68 en donde R13 es seleccionado de bidrógeno y R Rb en donde R" es 
seleccionado de hidrógeno; grupos carbocIcicos y heterocIcicos monocIcicos 
que tienen desde 3 a 7 miembros pot anillo; e hidrocarbio C4 (mÆs 
preferiblemente grupos acIcicos saturdos C14) opcionalmente sustituidos por 
uno o mÆs sustituyentes seleccionados de hidroxi, oxo, halógeno, amino, mono-
o di-hidrocarbioamino C14, y grupos carbocIdicos y heterocIcicos monocIcicos 
que tienen desde 3 a 7 miembros por anillo (mÆs preferiblemente 3 a 6 
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miembros por anillo) y en donde uno o mÆs Ætomos de carbono del grupo 
hidrocarbil C14 pueden set reemplazados pot 0, S, SO,S02,NRC, X1C(X), C 
(XX1; 

RC es seleccionado de hidrógeno y 
Hidrocarbil C14; y 

es 0,SoNRcyX2es 0, =So =NRC. 

70. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 69 en donde R13 es 
seleccionado de hidrógeno; hidroxi; halógeno; ciano; amino; mono-saturado 
hidrocarbilaminoC14; di-saturado hidrocarbilamino C14; grupos heterocIcicos y 
carbocIcicos monocIcicos de 5 6 6 miembros; hidrocarbil C14 saturado 
opcionalmente sustituido pot hidroxi, alcoxi C12, halógeno o un grupo 
heterocIcico o carbocIcico monocIcico de 5- ó 6- miembros. 

71. Un compuesto de acuerdo con la reivmdicación 70 en donde R13 es 
seleccionado de hidroxi, amino,alquilamino C1.2 (p. ej., metilamino) aiquil C14 (p. 
ej., metil, ciii, propil y butil), alcoxi C1.2 (p. ej., metoxi), C1-2 aiquilsulfonamido 
C1.2 (p. ej., metansulfonamido), hidroxi-alquil C12 (p. ej., hidroxirneiil),alcoxic12-
alquilC1.2 (p. ej., Metoximetil y Metoxieti]), carboxi, alcoxi carbonil C14 (p. ej., 
etoxicarbonil) y amino-alquilC1.2 (p. ej., ammometil). 

72. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 65 a 
71 en donde R14 es seleccionado de hidrógeno y RdRl) donde R" es seleccionado 
de hidrógeno; grupos carbocIdicos y heterocIcicos monocIcicos que tienen 
desde 3 a 7 miembros pot anillo; e hidrocarbil C14 (mÆs preferiblemente grupos 
acIdicos C1.4 saturados) opcionalmente sustituidos pot uno o mÆs sustituyentes 
seleccionados de hidroxi, oxo, halógeno, amino, mono- o di-hidrocarbilamino C1- 

’ y grupos carbocIcicos y heterocIcicos monocIcicos que tienen desde 3 a 7 
miembros por anillo (mÆs preferiblemente 3 a 6 miembros por anillo) y en 
donde uno o mÆs Ætomos de carbono degrupo hidrocarbil C1-4 pueden set 
reemplazados por 0, S, SO, SO2, NRC, X1C (X, C(X) X1; RC es seleccionado de 
hidrógeno e hidrocarbil C14; y X2 es 0, =S ó =NRc  

73. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 72 en donde R14 se 
selecciona de hidrógeno, alfil C14 opcionalmente sustituido por flüor 0 Ufl grupo 
heterocIcico saturado de cinco o seis miembros (p. e)., mciii, ciii, n-propil, i-
propil, butil, 2,2,2-trifluoroetil y tetrahidrofuranmetil), ciclopropilmetil. Piridil 
sustiuido o insustituido-aiquil C12 (p. ej., 2-piridilmetil), fenil sustituido o 
insustituido-alquilC1.2 (p. ej., bencil), alcoxicarbonilC1.4 (p. ej., etoxicarbonil y t-
buliloxicarbonil), fenil sustituido o insusiituido-alcoxicarbonilC12 (p. ej., 
benciosicarbonil), grupos heteroarilo de 5 o 6 miembros sustituidos o 
insustituidos tal como piridil (p. ej., 2-piridil y 6-cloro-2-piridil) y pirimidinil (pot 
ejemplo 2-pirimidinil), alcoxiC12 �alquil C1.2 (p. ej., metoximetil y metoxietil) y 
alquilsulfonil C1.4 8p. ej., metansulfonil). 
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74. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 65 a 
73 que tiene la formula (Va): 

& 

R 
19 
), 

(R 
11

NH R1 

R2 
N

  

N�N H 
H 

(Va) 

o sales o tautómeros o N-óxidos o solvatos del mismo; 
en donde R14 es seleccionado de hidrógeno, alquil C1.4 opcionalmente 

sustituido por fluoro (p. e)., metil, ciii, n-propil, i-propil, butil y 2,2, 2-
trifluoroetil), ciclopropilmetil, fenil-aiquil C1.2 (p. ej., bencil), alcoxicarbonil C14 
(p. ej., etoxicarbonil y t-butiloxicarbonil), fenil-alcoxicarbonilC12 (p. ej., 
bencioxicarbonil), -alcoxi C1.2-alquilC1.2 (p. c)., Metoximetil y Metoxietil), y 
aiquilsulfonil C1. (p. ej., metansulfonil), en donde las partes de fenio cuando 
estÆn presentes son opcionalmente sustituidas por uno a tres sustituyentes 
seleccionados de fluor, cloro, alcoxi C14 opcionalmente sustituido por fluoro o 
alcoxiC12, y alquilC14 opciona]mente sustituido por fluoro o alcoxiC12; 

wes 0, 1,2ó3; 
es hidrógeno o mciii, mÆs preferiblemente hidrógeno; 

R11 y r son son como se defmieron en la reivindicación 65; y 
R19 es seleccionado de fluor; cloro; alcoxi C1.4 opcionalmente sustituido 

pot fluoro o alcox C1.2; y alquilC1.4 opcionalmente sustituido por fluoro o 
alcoxiC1 -2 

75. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 65 a 
73 que tiene la fOrmula (\Tb): 

R19) 

KI-NH 
(R115 

R2 
N 

N  
R 

14a 

H (Vb) 

o sales o tautómcros o N-óxidos o solvatos del mismo; 
en donde R14 es seleccionado de hidrOgeno, aiquil C1.4 opcionalmente 

sustituido pot fluoro (p. e)’., mciii, ciii, n-propil, i-propil, butil y 2,2, 2-
trifluoroctil), ciclopropilmetil, fenil-alquil C1.2 (p. ej., bcncil), alcoxicarbonil C14 
(p. ej., etoxicarbonil y t-butiloxicarbonil), fenil-alcoxicarbonilC12 (p. ej., 
bencioxicarbonil), -alcoxi C12-alquilC1.2 (p. ej., Metoximetil y Metoxietil), y 
alauilsulfonil C1 (i). ci... metansulfonil’). en donde las flartes de fenio cuando 



estÆn presentes son opcionalmente sustituidas por uno a tres sustituyentes 
seleccionados de fluor, cloro, alcoxi C14 opcionalmente sustituido por fluoro o 
akoxiC12, y alquilC14 opciona]mente sustituido por fluoro o alcoxiC12; 

w es 0, 1,2 ó 3; 
es hidrógeno o metil, mÆs preferiblemente hidrógeno; 

R11 y   son como se deftnieron anteriormente; y 
R19 es seleccionado de fluor; cloro; alcoxi C14 opcionalmente sustituido 

por fluoro o alcoxi C1.2; y alquilC1..4 opcionalmente sustituido por fluoro o 
alcoxiC12. 

76. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 74 o la reivmdicación 
75 en donde w es 0 o w es 1,2 ó 3 y ci anillo de fenil es 2-monosustituido, 3-
monosustituido, 2,6- disustituido, 2,3-disustituido, 2,4-disustituido 2,5-
disustituido, 2,3, 6- trisustituido o 2,4, 6-trisustituido. 

77. Un compuesto de acuerdo con la reivrndicación 73 en donde ci anillo 
fenil es disustituido en las posiciones 2- y 6- con sustituyentes seleccionados de 
fluor, cloro y Metoxi. 

78. Un compuesto de acuerdo con cualqu.iera de las reivindicaciones 65 a 
77 en donde R11 es hidrógeno. 

79. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 65 a 
78 en donde R14a es hidrógeno o mciii. 

80. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 74 de la formula (VTa) 

R21 

/\ 
0 

20 

R 22 

N�N H 
H (Via) 

o sales o tautómeros o N-óxidos o solvatos del mismo; 
en donde R2° es seleccionado de hidrógeno y metil; 
R21 es seleccionado de fluor y cloro; y 
R22 es seleccionado de fluor, cloro y Metoxi; o 
Uno de R21 y R 22 es hidrógeno y ci otro es seleccionado de cloro, Metoxi, 

etoxi, difluorometoxi, trifluorometoxi y bencioxi. 
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(VIb): 
81. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 80 de la formula 

R21 
a 

2° K=NH 0 R  R 22 N N�N H H 
(Vib) 

o sales o tautómeros o N-óxidos o solvatos del mismo; 
en donde R2° es seleccionado de hidrógeno y metil; 

es seleccionado de fluor y cloro; y 
es seleccionado de fluor, cloro y Metoxi. 

82. Un compuesto de acuerdo con la reivindicaciOn 81 seleccionado de: 
piperidin-4-ilamida del Æcido 4- (2,6-difluoro-benzoilammo)- 1 H-pirazol-3 - 

carboxIlico; 
(1 -metil-piperidin-4-il) -amida del Æcido 4- (2,6-difluoro-benzoilamino) -1 H-

pirazol-3-carboxilico; 
piperidin-4-ilamida del Æcido 4- (2,6-dicloro-benzoilamino) -1 H-pirazol-3 - 

carboxilico; y 
piperidin-4-ilamida del Æcido 4- (2-fluoro-6-Metoxi-benzoilamino) -1 H-

pirazoll-3-carboxIlico; 
o sales de los mismos. 

83. Un compuesto de la formula (Ib) en donde el compuesto es como se 
definió en cualquiera de las reivindicaciones 2 a 82 con la condición que: 

(a-i) cuando A es un enlace y Y-R3 es un aiquil, cicloalquil, fenil 
opcionalmente sustituido o fenilalquil opcionalmente sustituido, entonces R1 es 
diferente a un grupo sustituido o insustituido dihidronaftaleno, dihidrocroman, 
dihidrotiocroman, tetrahidroquinolino o tetrahidrobenzfuranil ; yb 

(a-ii) X y R3 son cada uno diferentes a una parte que contiene un grupo 
maleimido en donde el grupo maleimido tiene Ætomos de nitrógeno unidos a las 
posiciones 3- y 4- del mismo; yb 

(a-iii) R1 es diferente a la parte que contiene a grupo purino nucleosido; 

Yb 
(a-iv) X y R3 son cda uno diferente a una parte que contiene un grupo 

ciclobuten-1,2-diona en donde el grupo ciclobuten-1,2-diona tiene Ætomos de 
nitrógeno umdos en las posiciones 3- y 4- del mismo; yb 

(a-v) R3 es diferente a ua parte que contiene un grupo 2-piridil o 2-
pirimidinil 4-monosustituido o 4,5-disustituido o un grupo 1,2,4-triazin-3-il o 3-
piridazinil 5-monosustituido o 5,6-disustituido; yb 



(a-vi) X y R3 son cada uno diferentes a una parte que contiene un grupo 
pirazol-3-ilamina sustituido o insustituido enlazado a un grupo piridino, diazino o 
triazino sustituido o insustituido; y/o 

(a -vu) cuando A Cs C0 y Y-R3 es un grupo aiquil, cicloalquil, fenil 
opcionalmente sustituido o fenilaiquil opcionalmente sustituido, entonces R1 es 
diferente a un grupo tetrahidronaftaleno, tetrahidroquinolinil, tetrahidrocromanil 
o tetrahidrotiocromanil sustituido o insustituido;y/o 

(a-ix) R3 es diferente a una parte que Cofltlefle un grupo 1,2,8,8a-
tetrahidro-7-metiil- ciclopropa [c]pirrolo [3 ,2,e]indol-4- (5H) -ona; y/o 

(a-xi) X es diferente a 4- (tert-butiloxicarbonilamino) -3 -metilirnidazol-2-
ilcarbonilamino; y/o 

(b-i) R3 es diferente a un grupo azabiciclo puenteado y/o 
(b-ii) cuando A es un enlace, entones R3 es diferente a una parte que 

contiene un grupo fenil insustituido o sustituido que tiene unido a una posición 
orto del mismo, un grupo carbamoio o tiocarbamoio sustituido o insustituido; 

Yb 
(b-iii) cuando A es un enlace, entonces R3 Cs diferente a una parte que 

contiene un grupo isoquino]ino o quinoxalino cada uno que tiene unido ahI un 
anillo piperidino o peperizino sustituido o insustituido; y/o 

(b-iv) cuando A es un enlace y R1 es un grupo aiquil, entonces R3 es 
diferente a una parte que contiene un grupo tiatriazino; y/o 

(b-v) cuando R1 o R3 contiene una parte en la cual un anillo heterocIlico 
que tiene un miembro de anfflo S(0)2 estÆ fusionado a un anillo carbocIcico, 
dicho anillo carbocIcico es diferente a un anillo de benceno sustituido o 
insustituido; y/o 

(b-vi) Cuando A Cs Ufl enlace, R1 Cs diferente a un grupo arilaiquil, 
heteroarilalquil o piperidinilaiquil, cada uno que tiene unido ahI un sustituyente 
seleccionado de ciano, y amino, aminoalquil, amidino, guanidino sustituido o 
insustituido, y grupos carbamoil; y/o 

(b -vu) Cuando X Cs un grupo R1-A-NR4-, A es Ufl enlace y R1 Cs un 
grupo no aromÆtico, entonces R3 es diferente a un grupo heteroarilo o arilo 
monocIcico de seis miembros enlazado directamente a un grupo heteroarilo 
bicIcico 5,6-fusionado;y/o 

(c-i) cuando A es un enlace, R1 es diferente a un grupo arilaiquil, 
heteroarilaiquil o piperidinilalquil y/o 

(c-ii) Cuando X es Ufl grupo amino o alquilamino y Y es un enlace, R3 es 
diferente a un grupo tiazolil disustituido en donde uno de los sustituyentes es 
seleccionado de ciano y fluoroalquil. 

84. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 83 en donde la 
formula (Ib) es sometido a todas las condiciones (a-i) a (a-xi), (b-i) a (b -vu), (c-i) y 
(C-ii). 

85. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 2 a 85 

en donde el compuesto estÆ en la forma de una sal. 



: 

87. Una composición farmacØutica como se define en la reivindicación 1, 
con la condición de que: 

(a-i) cuando A es un enlace y Y-R3 es un aiquil, cicloaiquil, fenil 
opcionalmente sustituido o fenilaiquil opcionalmente sustituido, entonces R1 es 
diferente a un grupo sustituido o insustituido dihidronaftaleno, dihidrocroman, 
dihidrotiocroman, tetrahidroquinolino o tetrahidrobenzfuranil ; yb 

(a-ii) X y R3 son cada uno diferentes a una parte que contiene un grupo 
maleimido en donde el grupo maleimido tiene Ætomos de nitrógeno unidos a las 
posiciones 3- y 4- del mismo; yb 

(a-iii) R1 es diferente a la parte que contiene a grupo purino nucleosido; 
Yb 

(a-iv) X y R3 son cda uno diferente a una parte que contiene un grupo 
ciclobuten-1 ,2-diona en donde ci grupo ciclobuten-1 ,2-diona tiene Ætomos de 
nitrógeno unidos en las posiciones 3- y 4- del mismo; yb 

(a-v) R3 es diferente a ua parte que contiene un grupo 2-piridil o 2-
pirimidinil 4-monosustituido o 4,5-disustiituido o un grupo 1,2,4-triazin-3-il o 3-
piridazinil 5 -mono sus tituido o 5,6-disustituido; yb 

(a-vi) X y R3 son cada uno diferentes a una pane que contiene un grupo 
pirazoi-3-ilamina sustituido o insustituido enlazado a un grupo pindino, diazino o 
triazino sustituido o insustituido; yb 

(a-vu) cuando A es C0 y Y-R3 es un grupo aiquil, cicloalquil, fenil 
opcionalmente sustituido o fenilaiquil opcionalmente sustituido, entonces R1 es 
diferente a un grupo tetrahidronaftaleno, tetrahidroquinolinil, tetrahidrocromanil 
o tetrahidrotiocromanil sustituido o insustituido;y/o 

(a-viii) cuando R3 es H y A es un enlace, R1 es diferente a una parte que 
contiene un grupo bis-aril, bis-heteroaril o heteroaril, yb 

(a-ix) R3 Cs diferente a una parte que contiene un grupo 1,2,8,8a-
tetrahidro-7-metil- ciclopropa [c]pirrolo [3 ,2,e]indol-4- (5H)-ona; yb 

(a-X) cuando Y es Ull enlace, R3 es hidrógeno, a es CO y R1 es un grupo 
fenil sustituido, cada sustituyente sobre ci grupo fenilo es diferente a un grupo 
CH2P(0)RXRY donde R’ y Ry son cada uno seleccionados de grupos alcoxi y 
fenil; yb 

(a-xi) X es diferente a 4-(tert-butiloxicarbonilamino)-3-metilimidazol-2-
ilcarbonilamino; yb 

(b-i) R3 es diferente a un grupo azabiciclo puenteado yb 
(b-ii) cuando A es un enlace, entones R3 es diferente a una pane que 

contiene un grupo fenil insustituido  o sustituido que tiene unido a una posición 

oito del mismo, un grupo carbamoio o tiocarbamoio sustituido o insustituido; 

Yb 
(b-ill) cuando A es un enlace, entonces R3 es diferente a una pane que 

contiene un grupo isoquinolino o quinoxa]ino cada uno que tiene unido ahI un 

anillo piperidino o peperizino sustituido o insustituido; yb 
(b-iv) cuando A es un enlace y R1 es un grupo alquil, entonces R3 es 

diferente a una pane que contiene un grupo tiatriazino; ybo 



(b-v) cuando R1 o R3 contiene una parte en la cual un anillo heteroclilco 
que tiene un miembro de anillo S(=O)2 estÆ fusionado a un anillo carbocIcico, 
dicho anillo carbocIcico es diferente a un anillo de benceno sustituido o 
insustituido; yb 

(b-vi) Cuando A es un enlace, R1 es diferente a un grupo arilalquil, 
heteroarilaiquil o piperidinilalquil, cada uno que tiene unido ahI un sustituyente 
seleccionado de ciano, y amino, aminoalquil, amidino, guanidino sustituido o 
insustituido, y grupos carbamoil; y/o 

(b -vu) Cuando X es un grupo R1-A-NR4-, A es Ufl enlace y R1 es un 
grupo no aromÆtico, entonces R3 es diferente a un grupo heteroarilo o arilo 
monocIc]ico de seis miembros enlazado directamente a Un grupo heteroarilo 
bicIcico 5,6-fusionado;y/o 

88. Un compuesto como SC deflnió en cualquiera de las reivindicaciones 2 
a 86 para su uso en medicina. 

89. Un compuesto como se define en cualquiera de las reivindicaciones 2 a 
86 para su uso en la profilaxis o el tratamiento de un estado o condición de 
enfermedad mediado por la cinasa dependiente de ciclina. 

90 Un compuesto como se define en cualquiera de las reivindicaciones 2 a 
86 para uso en la profilaxis o el tratamiento del cancer. 

91. Un compuesto para uso de acuerdo con la reivindicación 90 en donde 
el cancer se selecciona de carcinoma de la vejiga, colon, riæôn, epidermis, hIgado, 
pulmón, esófago, vesIcula biliar, ovarios, pancreas, estómago, cerviz, liroide, 
próstata, o piel; un tumor hematopoyØtico o linaje linfoide; un tumor 
hematopoyØtico o linaje mieloide; cancer folicular de la tiroides; un tumor de 
origen mesencimal, un tumor del sistema nervioso central o perifØrico; 

IN melanoma; seminoma; teratocarcinoma; osteosarcoma; xerodema pigmentosum; 
queratoctantoma; cancer folicular de la tiroides; o sarcoma de Kaposi. 

92. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 91 en donde el tumor 
hematopoyØtico o linaje linfoide es leucernia, leucemia linfocpitica aguda, linfoma 
de cØlulas B, linfoma de cØlulas T, linfoma de Hodgkin, linfomas diferentes al de 
Hodgkin, linfoma de cØlula piosa, o linfoma de Burkett. 

93. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 91 en donde el cancer 
es un cancer seleccionado de cancer de seno, cancer de ovarios, cancer de colon, 
cancer de prostata, cancer oseofageo, cancer escamoso, y carcinomas de las 
cØlulas no pequeæas de los pu]mones. 

94. Una composición farmacØutica que comprende un compuesto como se 
deflnió en cualquiera de las reivindicaciones 2 a 86 y un portador 
farmacØuticamente acep table. 



: 

95. Un proceso para la preparación de un compuesto como se definió en 
cualquiera de las reivindicaciones 2 a 86, dicho proceso comprende; 

(i) Li reacción de un Æcido carboxulico de la formula R1-0O2H o un 
denvado activado del mismo con un 4-amino-pirazol de la formula (IX]lI): 

NH 

R2Y3 

H (XII) 

en donde Y, R1, R2 y R3 son como se definieron en cualquiera de las 
reivindicaciones 2 a 86; o 

(ii) la reacciOn de un compuesto de la formula (XIII): 
x 

RLNrJt..oH 

H (XIII) 
con un compuesto de la formula R3-Y-NH2 dotide X, R2 y R3 son como se 

definieron en cualquiera de las reivindicaciones 2 a 86. 

96. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 2 a 86 
para uso como un agente antifngico. 


