——
————

- ——— i Em — -

SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
Industria y Comerclo |- No os!olal-lla!sllnnoos-oo
SUPERINTENDENCIA Facha: 2007-08-08 15:20:41 "

Tra. 11 PATENTEIYII
Follos: 43

——

FORMULARIQ UNICO DE CORRECIONES Y MODIFICACIONES

Eep. 2020 NUECREACION!
Act. 320 CTOINFORMAGION — Fettl +SENACIONALII

1. SOLICITUD DE:
[Jcorrecion de Error Material [XJModtficacion a una Solicitud
Nombre: ARRAY BIOPHARMA, INC. IDENTIFICACION
Direccion 3200 Walnut Street, Boukder, Colorado c.c.D NITD
SOLICITANTE Neclonalidad o Domicillo Colorado, Estados Unidos, C.E.D ouuD
Lugar de Constitucién: DELAWARE, U.S.A. Cus
[Teléfono Fax. Ntmero:
E-mail;
Nombre: CARLOS ORLANDO MAYA IDENTIFICACION
3. RODRIGUEZ
Direccién:  Cr. 13 A No 28-38, Mz 2 ce[X] w~]
REPRESENTANTE |Bufete 245. Parque Central Bavaria
O APODERADO c.E.D Onog
Teléfono 3419841 Fax: 3368592 Cual TP
INIJmern: 17.117.818 TP: 17402
E-mail; carlos.tamayo®tmtamayo.net

4. Ndmero de expediente:

08-31338
5. Deacripcién de Ia correcclén o modificacién solicktada: EN CUANTO A MODIFICACION:
A LAS REIVINDICACIONES, SIN EXCEDER EL NIVEL INVENTIVO NI LO
EXPUESTO EN LA MEMORIA DESCRIPTIVA, SINO QUE PRECISA EL ALCANCE DE LA
PROTECCION SOLICITADA INICIALMENTE.
ESTAS MODIFIACICNES EN REEMPLAZ0 DE LAS 85 REIVINDICACIONES
ANTERIORES.
§E ANEXAN 58 NUEVAS REIVINDICACIONES Y EXPLICACION A LAS
MODIFICACIONES DE LAS MISMAS
8. Comprobante de pago No. Fecha JUNIO 07/2007
7. Anexos
mcanpmhlnhdoma de Ia tasa.
DPodnm.nanolm

Dnommm que acredita la existencia y representacion legal de las partes, cusndo sean personas juridicas

8.
NOMBRE: FIRMA: ﬂ N /
CARLOS ORLANDO MAYA RODRIGUEZ
c<

17.117.818 TP 402"

[,

5



2

SUI"ERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y CoMm COMERCIO

e

-00006-0000
Facha: 2007-08-08 15:20.41
) Tra. 11 pATENTEm, ED_lﬂ m%% ggecn&clom
Act. 320 CTOINFORMAGION " Fapae T ACIoNAL

SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCID
NIT @ BOO178089-2

RECIBO OFICIAL DE CAJA
FECHA

07 - 4,140
JNI0 7 DE 2007

DEPOSITANTE T1P0 PABD BRNCO CUENTA No. PABD FECHA PGD Vr. PABD

CARLDS TAMAYD Y ASOCIADOSCONGIGMACIEN  BANCD POPLLAR  050-00110-4 39074044  07/04/2007 1,418,256.00

Mt C 0N CEPT O t1It

CANT. RENTIETICO CONCEPTO TOTAL COMCEPTO
1 50005-01-03 CANBIO DE NODALIDAD Y MODIFICA 12 MARCAS Y LEMAS COMERCIALES £9,000.00
- TOTL ¢ $ 99,000.00

SON:  NOVENTA Y MUEVE MIL PESOS

RESPONSABLE :

/

RECTBO DE CATA APLICADD AL EXPEDIENTE Mo.___, O6-313345




5%

EXPLICACION A LAS MODIFICACIONES DE LAS REIVINDICACIONES.

La reivindicacién 5 se basa en la reivindicacién 72 original, incorporando en la
definicién de "W" el grupo -CONH(SO2)CH3 antes incluido en la reivindicacién 76.

La reivindicacién 8 se basa en la reivindicacién 83 original.

La reivindicacion 7 se basa en las reivindicaciones 2 y 60 originales.

La reivindicacién 8 se basa en la reivindicacion 3 original.

La reivindicacién 8 se basa en las reivindicaciones 4, 24 y 74 originales.

La reivindicacién 10 se basa en las reivindicaciones 5 y 82 originales.

La reivindicacién 11 se basa en las reivindicaciones 8 y 76 originales.

Las reivindicaciones 12 a 19 se basan en las reivindicaciones 7 a 14 originales,
respectivamente.

La reivindicacion 20 se basa en las reivindicaciones 22 y 45 originales.

Las reivindicaciones 21 a 47 se basan en las reivindicaciones originales 23,25 a
36, 41, 46 a 52, 61, 63, 64, 65, 73 y 75, respectivamente.

La reivindicacién 48 se basa en las reivindicaciones 18, 37, 53, 66 y 77 originales.
La reivindicacion 49 se basa en las reivindicaciones 15, 38, 54, 67 y 78 originales.
La reivindicacion 50 se basa en las reivindicaciones 16, 39, 55, 68 y 79 originales.
La reivindicacién 51 se basa en las reivindicaciones 17, 40, 56, 689 y 80 originales.
La reivindicacién 52 se basa en las reivindicaciones 18, 42, 57, 70 y 81 originales.
La reivindicacién 53 se basa en las reivindicaciones 20, 43, 58, 71 y 82 originales.
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REIVINDICACIONES

;] 1. Un compuesto caracterizado porque es de la férmula (I)

w
R'® Nl
I
R1 RI\/ Rl
R2

N
'N—
I

Yy sus sales, profdrmacos y solvatos farmacéuticamente

aceptables, en donde:

R!, R, R’, R®, R’ y R son, de modo independiente, hidrégeno,
halo, «c¢iano, nitro, trifluorometilo, difluorometoxi,
trifluorometoxi, azido, -0R?, -C(0)R?, -C(0)OR?,
NR'C(0}OR®, -OC(O)R’, -NR'SO,R®, -SO,NR’R!, -NR'‘C(O)R?,
-C(0)NR®*R!, -NR’C(O)NR3R*, -NR°C(NCN)NRR!, -NR’R!, alquilo
Ci1-Cyo, alguenilo C;-C,s, alguinile C;-C;s, cicleocalquilo Cj-
Cw, cicloalquilalquilo C3-Ci, -S(0)j{alquile C;-C¢), -
5(0); (CR'R"‘),.—arilo, arilo, arilalquilo, hetercarilo,

hetercarilalquilo, heterociclilo, heterociclilalquilo, -

O(CR'™R%)~arilo, -NR?(CR'R®)p-arilo, =-0(CR*R®),-heteroarilo,
-NR* (CR'R®) y-heteroarilo, -0(CR*R’) s-heterociclilo o
-NR' (CR*R%),-heterociclilo, en donde cualquiera de dichas
porciones alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo,

arilo, arilalquilo, hetercarile, heteroarilalquilo,
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heterociclilo y heterociclilalquilo estan opcionalmente
sustituidas con unc o wvarios grupos seleccionades, de
modo independiente, de OXO, halo, ciano, nitro,
trifluorometilo, diflucrometoxi, trifluorometoxi, azido,
-NR'sO;R®, -SO;NRR!, -C(O)R?, -C(0)OR?, -oCc{0) R?,
-NR*C (0)OR®, -NR'C(O)R®, -C(O)NR3R?, -NRR*, -NRSC(0)NRR‘,
-NR®C (NCN)NR?R*, -0OR’, arilo, hetercarilo, arilalquilo,

hetervarilalquilo, heterociclilo y heterociclilalquilo;

R} es hidrégeno, trifluorometilo, alquilc C;-Cj;p, algquenilo Cp-

Cio, alquinilo C2-Cio0, cicloalquile C3-Cig,
cicloalquilalquilo C3—Cio, arilo, arilalquilo,
heterocarilo, hetercarilalquilo, heterociclilo,

heterociclilalquilo, fosfato ¢ un residuo de aminoécido,
en donde cualquiera de dichas porciones alquile,
alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, arilo, arilalquilo,
heterocarilo, hetercarilalquilo, heterociclilo y

heterociclilalquilo estén opcicnalmente sustituidas con

unc © varios grupos seleccionados, de modo independiente,

de oxo, halo, ciano, nitro, trifluorometilo,

difluorometoxi, trifluorometoxi, azido, -NR'SO;R" "',

-SO;NR'R’’, -C(O)R’, C(O)OR’, -OC(O)R’, -NR'C(OJOR'', -

NR'C({O)R’’, -C(O)NR'R’", -SR’, -S(O)R’’’’, -SOR, -NR'R ,
-NR'C(O)NR’'R’"", -NR'C(NCN)NR'R""", -OR’, arilo,
heteroarilo, arilalquilo, hetervarilalquilo,

heterociclilo y heterociclilalquilo,
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o R? y R? juntos, con el Atomo al que estdn unidos, forman un

anillo carbociclico, heteroarilo o heterociclico de 4 a
10 miembros, en donde cualquiera de dichos anillos
carbociclico, heteroarilo o} hetercociclico estan
opcionalmente sgustituidos c¢on wuno o varios grupos
seleccionados, de modo independiente, de halo, ciano,
nitro, trifluorometilo, difluorometoxi, trifluorometoxi,

azido, -NR'SO;R'"‘', -SO,NR'R'‘, -C(O)R’, -C(O)OR', -0OC(O)R’,

-NR'C(O)OR"""", -NR'C(O)R’’, -C(O)NR'R'’, -SO,R'"’’, -NR'R’,
-NR'C(O)NR''R""’, -NR'C(NCN}NR''R""’, -OR’, arilo,

hetercarilo, arilalquilo, hetercarilalquilo,
heterociclilo y heterociclilalquilo;

R’ y R'’' gon, de modo independiente, hidrégenc, alquilo
inferior, alquenilo inferior, arilo y arilalquilec y R’’’’
es alquilo inferior, alquenile inferior, arilco vy
arilalquilo, o dos de R’, R'’, R’’’ o R’’’' junto con el
dtomo al que estén unidos, forman un anilloc carbociclico,
heteroarilo o heterociclico de 4 a 10 miembros, en donde
cualquiera de dichos anillos alquilo, alquenilo, arilo,
arilalquilo carbociclicos, anillos heteroarilo o anillos
heterociclicos estdn opcionalmente sustituidos con uno o
varios grupos seleccionados, de modo independiente, de
halo, ciano, nitro, trifluorometilo, difluorometoxi,

trifluorometoxi, azido, arilo, heterocarilo, arilalquilo,

heteroarilalquilo, hetercciclilo y heterociclilalquilo;

55"
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R' y R® son, de modo independiente, hidrégeno o alquilo C;—Cg, ©

R' y R® junto con el A4tomo al que est&n unidos, forman un

anillc carbociclico, heterocarilo o heterociclico de 4 a
10 miembros, en donde dicho alquilo o cualquiera de
dichos anillos carbociclicos, heteroarilo Y
hetercciclicos estdn opcionalmente sustituidos con uno o
varios grupos seleccicnados, de modo independiente, de
halo, ciano, nitro, trifluorometilo, difluorometoxi,
trifluorometoxi, azido, -NR'SO:R"’’, -SO,NR'R'’, -C(O)R""",
-C{O)OR’, -OC(O)R’, -NR'C(O)OR''"’, -NR'C(O)R'’, -C{O)NR'R",
-S0;R"""", ~-NR'R’", -NR'C(O)NR''R""’, -NR'C(NCN)NR''R"’", -OR’,

arilo, heteroarilo, arilalquilo, heteroarilalquilo,

heterociclilo y heterociclilalquiloe;

es trifluorometilo, alquilo C,-Cip, cicloalquilo Ci—Cje,

arilo, arilalquilo, heteroarilo, heteroarilalquilo,
heterociclilo, heterociclilalquilo, en donde cualguiera
de dichas poerciones alquilo, cicloalquilo, arilo,
arjlalquilo, hetercarilo, hetercarilalquilo,
heterociclilo y heterociclilalquilo estan opcionalmente
sustituidas con uno © varios grupos seleccionados, de
modo independiente, de oxo, halo, ciano, nitro,
trifluorometilo, difluorometoxi, trifluorometoxi, azido,

rrrr

-NR'SO,R"""", -S0,8R'R’”°, -C(O)R’, -C(OJOR’, -OC(O)R', -

NR'C(O)OR'"'", -NR'C{O)R’’, -C(O)NR'R’’, -SO0,R""'’, -NR'R',

-NR'C(O)NR''R""’, -NR'C (NCN)NR''R""", -OR’, arilo,

v
450
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heteroarilo, arilalquilo, heteroarilalquilo,
heterociclilo y heterociclilalquilo;

W es heterocarilo, heterociclilo, -C(O)OR}, -C(O)NR®R!, -
C (0)NR'OR?, -c {0)RR?, -C(0) (cicloalquilo C3-Cio) ,
-C(0) (alquilo C;-Cyo), -C(O){arilo), -C(O)(heterocarilo},
-C(0) (heterociclilo), -CONH(SO2)CHs y CR%R® en donde
cualquiera de dichos heteroarilo, heterociclilo, -C({0)OR?,

-C(0)NR3RY, -C(O)NR*ORI, -C(O)R'OR', -C(0) (cicloalquilo Cj-

Cio) , -C(0) {alquilo C1-Cio), -C(0) (arilo), -
C(0) (heteroarilo}, -C{O} (heterociclilo), -CONH(SOz)CHs; vy
CROR? estidn opcionalmente sustituidos con uno o varios
grupos seleccionados, de modo independiente, de -NRRY, -
0R3, -R?, alquilo C;~Cjp, alquenilo C;-Ciy ¥ alquinilo Ca-
Cio, en donde cualquiera de dichos alquilo C3-Ciq,

alquenilo C2-C;p y algquinilo Cz-Cjy estédn opcionalmente

A
ﬁ

sustituidos con 1 o varios grupos seleccionados, de modo

oy

independiente, de -NRR* y -OR3;
mes?0, 1, 2, 3, 405; y

jes 0, 10 2.

2. Un compuesto de 1la reivindicacién 1, caracterizado

porque es de la férmula (II)

—.a

e
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II

Y sus sales, profdrmacos y solvatos farmacéuticamente

T

aceptables, en donde:

R, R}, R, R:, R% R y RY se seleccionan, de modo
independiente, de hidrégeno, halo, ciano, nitro,
trifluorometilo, difluorometoxi, trifluorometoxi, azido,

., -0R}, -c(0)R?, -c(o)oRr?, NRC(O)OR®, -OC(O)R?}, -NR'SO;R®, -
SO.NRRY, -NR'C(0)R?, -C(0)NR’R, -NR°C (0) NR?R', -
NRC (NCN)NR’RY, -NR'R!, alquilo Ci-Cj, alquenilo Cz-Cig,

alquinilo Cz-Cjp, cicloalquilo C3-C;9, cicloalquilalguiloc

y ;

Ca-Cip, -S(0)j(alquilo €;-Cg¢), =-S5(0);(CR'‘R’)y-arilo, arilo,
arilalquilo, heteroarilo, heteroarilalquilo,
heterociclilo, heterociclilalquilo, —O(CRﬁﬁ).—arilo,
-NR'(CR'R®) y-arilo,  -O{(CR‘R®),-heteroarilo, -NR'(CR'R’),-
heteroarilo, -0(CR'R®)p-heterociclilo o  -NRY(CR'R®),-
heterociclilo, en donde cualquiera de dichas porciones
alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, arilo,
arilalquiloe, hetercarilo, heterocarilalquilo,

heterociclilo y heterocic¢lilalquile estadn opcionalmente

sustituidas con uno o varios grupos seleccionados, de

modoe  independiente, de oxo, halo, ciano, nitro,

TaEEs .
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i trifluorometilo, difluorometoxi, trifluorometoxi, azido,
-NR'SO:R?, -SO:NRR?, -C{O)R?, ~C(0) OR?, -OC(O)R?,
-NR'C(0)OR®, -NR'C(0)R’, -C(O)NR'™R', -NR’R!, -NR%C(0)NR'R',
-NR5C (NCN) NR?R!, —0R3, arilo, heteroarilo, arilalquilo,
heteroarilalquilo, heterociclilo y heterociclilalquilo; %
o R’ y R, junto con los &tomos a los que estdn unidos, forman |
un anillo carbociclico o heterociclico saturade,
insaturado o parcialmente saturado de 4 a 10 miembros, en
donde cualquiera de dicheos anillos carbociclicos o
heterociclicos saturados, insaturados o© parcialmente

saturados estdn opcionalmente sustituides con uno o

varios grupos seleccionados, de modo independiente, de

halo, ciano, nitro, trifluorometilo, difluorometoxi,

dirr

trifluorometoxi, azido, -NR'SO.R~'', -SO,NR'R'', -C(O)R’, -

C{O)OR’, -OC{O)R’, -NR'C({O)OR'"'’, ~NR'C{O)R'’, -C(O)NR'R'’, -

SO,R""", -NR'R"”’, -NR'C(O)NR''R''’, -NR'C(NCN)NR''R’"', -OR',
arilo, hetercarilo, arilalquilo, heteroarilalquilo,

heterociclilo y heterociclilalquilc;

R? se selecciona de hidrégeno, trifluorometilo, alquilo C;-Cjo,

alquenilo Cz—Cis, alquinilo Cz-Cjgq, cicloalquilo C3—Cjo,
cicloalquilalquilo C3-Croa, arilo, arilalquilo,
heteroarilo, heteroarilalquilo, heterociclilo,
heterociclilalquilo, fosfato y un residuo de aminoécido,
en donde <cualquiera de dichas porciones alquilo,

alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, cicloalquilalquile,
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arilo, arilalquile, heteroarilo, hetercarilalquilo,

heterociclile y heterociclilalgquile est&n opcionalmente
sustituidas con uno o varios grupos seleccionados, de

modo independiente, de oxo, halo, ciano, nitro,

trifluorometilo, difluorometoxi, trifluorcmetoxi, azido,

-NR'SO;,R"""", =-SO;NR'R”’, -C(O)R’, -C(O)OR’, -OC(O)R’, -

NR'C{O)OR"""’, -NR'C{O)R’’, -C(O)NR'R'’, =-SR’, -S{O)R''"’,

-S0,R’""’, -NR'R’’, -NR'C{O)NR’’'R’’‘, -NR'C(NCN)NR''R’'’, -OR’,

arilo, heteroarilo, arilalquilo, heteroarilalquilo,

heterociclilo y heterociclilalquilo,

o R? y R' junto con el &tomo al que estan unidos, forman un

R/,

anillo heterocicliceo saturado, insaturado o parcialmente

saturado de 4 a 10 miembros, en donde cualquiera de

dichos anillos heterociclicos saturados, insaturados o

parcialmente saturados estidn opcionalmente sustituidos

con uno o varios grupos seleccionados, de modo

independiente, de halo, <¢iano, nitro, trifluorometilo,

diflucrometoxi, trifluorometoxi, azido, -NR' SO2R .

-SO.NR'R'", -C(O)R', -C(O)OR', -OC(O)R’, -NR'C{O)OR ", -

NR'C(O)R’’, -C(O)NR'R"’, -SO;R’’"’, -NR'R"’, -NR'C(O)NR''R"",

-NR'C(NCN)NR"'R’"", -OR’, arilo, heteroarilo, arilalquilo,

heteroarilalquilo, heterociclilo y heterociclilalquilo;

R’ y R’’’ ge seleccionan, de modo independiente, de

hidrégeno, alquilo inferior, alquenilo inferior, arilo y

arilalquilo;

"ﬂ
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R'"'’ se selecciona de alquilo inferior, alquenilo inferior,
4 arilo y arilalquilo, .
0 dos de R', R’'/, R''* o R'*/7 junto con el atomo al que estan

unidos, forman un anillo heterociclico saturado,

insaturado o parcialmente saturado de 4 a 10 miembros, en

)

donde cualquiera de dichos alquilo, alquenilo, arilo,
arilalquilo, anillos heterociclicos saturados,
insaturados © parcialmente saturados est&n opcionalmente
sustituidos con uno o varios grupos seleccionados, de
modo independiente, de halo, ciano, nitro,
trifluorometilo, difluorometoxi, trifluorometoxi, azido,
arilo, heteroarilo, arilalquilo, heteroarilalquile,

heterociclilo y heterociclilalquilo;

R' vy RS representan, de modo independiente, hidrédgenoc o alquiloe

C1-Ce:

R® es trifluorometilo, alquilo C;-Cyg, cicloalquilo C3~Cig,
arilo, arilalquilo, heteroarilo, heteroarilalquilo,
heterociclilo, o heterociclilalquilo, en donde cualquiera

- . de dichas porciones alquilo, cicloalquilo, arilo,

arilalquilo, heteroarilo, heteroarilalquilo,
heterociclilo o heterociclilalquilo estén opcionalmente

k sustituidas con uno o varios grupos seleccionados, de

modo independiente, de oxo, halo, ciano, nitro,

tzifluorometilo, difluorometoxi, trifluorometoxi, azido,

-NR'SO,R’""’, -SO.NR'R’’, -C(O})R', -C(O)OR’, -OC(O)R', -
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NR'C(O)JOR'"'", -NR'C(O)R'’, -C(O)NR'R"", -SO:R""'", -NR'R’,
-NR'C(O)NR'R"", -NR'C(NCN)NR''R""", -OR', arilo,
heteroarilo, arilalguilo, hetercarilalquilo,
heterociclilo y heterociclilalquilo; '
W se selecciona de heteroarilo, heterociclilo, -C{O)OR?, - u

C(O)NRRY, -C(O)NR'OR?’, C(O)R'OR?}, -C(O) (cicloalguilo Ci-

Cio) , -C(0) (alquilo C1~Cio) / -C(0) (arilo),

Jb
)

- C(0) {(heteroarilo), -C{0) (heterociclilo) y -CRR?, en

donde cualquiera de dichos heterocarilo, heterociclilo, -

C(0)OR3, -C (0) NR3RY, -C{0) NR'OR?, -C (0) R%OR?,

7 -C(0) {cicloalquilc C3-Cio) -C(0) {alquilo C3-Cia) »
-C{0) (arilo), -C(O) (heterocarilo) y -C(O) (heterociclilo} y
-CR’0R? est&n opcionalmente sustituidos con uno o varios |1|
grupos seleccionados, de modo independiente, de
-NR3RY, -OR?, -R?, alquile C;-Cj9, alquenilo Cz—Cjn ¥
alquinilo C3-Cj;, en donde cualquiera de dichas
porciones alquilo, alquenilo y alquinilo estén
opcionalmente sustituidas con 1 o varios grupos

seleccionados, de modo independiente, de -NR'R' y -

mesO0, 1, 2, 3, 4 0 5; y

jes 0, 10 2. H

3. Un compuesto de la reivindicacién 1, caracterizado

porque es de la férmula III
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y sus sales, profarmacos y solvatos farmacéuticamente
aceptables, en donde:

R', RY, R’, R?, R* y R!” se seleccionan, de modo independiente,

de hidrbégeno, halo, ciano, nitro, trifluorometilo,
‘ difluorometoxi, trifluorometoxi, azido, —OR"', -C(O)Ra,
-c{0)oR’, NR!C{0)OR®, -oOC(0)R?, -NR'sO;R®, -SO,NR'R', -
NR'C(0)R®, ~C(O)NR’R', -NR°C(O)NRR!, -NR°C(NCN)NR’R?, -

_ NRaRq, alquilo C;~Cyp, alquenilo C-Cjp, alquinilo Cz-Cip,

cicloalquilo Ca~Cyp, cicloalquilalquilo Ca-Cio, -
S(0);(alquilo C1-Cg) , -5{0)4{CR'R’) a-arilo, arilo,
arilalquilo, heteroarilo, heteroarilalquile,
' heterociclilo, heterociclilalquilo, -0(CR'R%)y-arilo,
-NR*(CR'R®)p-arilo,  -O(CR‘R’)s-heterocarilo, = -NR*(CR'R®)n-
heteroarilo, -0(CR*R®) p-heterociclilo o

-NR' (CR'R*)p-heterociclilo, en donde cualquiera de dichas
porciones alquilo, algquenilo, alguinilo, cicloalquilo,
arilo, arilalquilo, heteroarilo, heteroarilalquilo,
heterocicliloe y heterociclilalquilo estan opcionalmente
sustituidas con uno o varios grupos seleccionados, de

modo independiente, de oxo, halo, ciano, nitro,

210 6”\?
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trifluorometilo, difluorometoxi, trifluorometoxi, azido,
-NR*SO:R®, -SO2NR?R, -Cc(O)R?, -C{0)OR?, -0C (0) R?,
-NR'C(0)OR®, -NR'c(0)R’, -C(OINR®RY, -NRPR', -NR°C(O)NR’R!,
-NR5C (NCN)NR®R*, -OR?, arilo, hetercarilo, arilalquilo,

heteroarilalquilo, heterociclilo y heterociclilalquilo;

R} es hidrogeno, trifluorometilo, alquilo C;-Cjp, alquenilo Ca-

Cia, alquinilo C2—-Ci0, cicloalquilo C3—Cio,
cicloalquilalquilo C3-Cio, arilo, arilalquilo,
heteroarilo, heterocarilalquilo, heterociclilo,

heterociclilalquilo, fosfato o un residuo de aminodcido,
en donde cualquiera de dichas porciones alquilo,
alquenilo, alquinileo, c¢iclealquileo, arilo, arilalquilo,
heteroarilo, heterocarilalquilo, heterociclile Y
heterociclilalquilo estan opcionalmente sustituidas con
uno o varios grupos seleccionados, de modo independiente,
de OXO, halo, ciano, nitro, trifluorometilo,

difluorometoxi, trifluorometoxi, azido, -NR'SO;R ’

-SO;NR'R’", -C(O)R’, -C{O)OR’, -OC{O)R’, -NRC(O)OR'''', -

NR'C(O)R’’, -C(QO)NR'R"’, -SR’, -S(O)R’’’’, -S0,R"""', -NR'R"’,
-NR'C{O)NR’’R’"’, -NR'C{NCN)NR''R""’, -OR’, arilo,
hetercarilo, arilalquilo, heteroarilalquilo,

heterociclilo y heterociclilalquilo,
y R' junto con el &tomo al que est&n unidos, forman un
anillo hetercciclice saturado, insaturado o parcialmente

saturado de 4 a 10 miembros, en donde cualgquiera de
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dichos anillos heterociclicos saturados, insaturados o
parcialmente saturados estdn opcionalmente sustituidos
con uno o varios grupos seleccionados, de modo
independiente, de halo, ciano, nitro, trifluorometilo,

difluorometoxi, trifluorometoxi, azido, -NR'SOzR' """,

-S50,NR'R’’, -C(O)R’, -C(O)OR', -OC(O)R’, -NR'C(OJOR""’, -

NR'C(O)R'’, -C(O)NR'R"’, -S0,R'""’, -NR'R"", -NR'C(O})NR''R'’’,

-NR'C(NCN}NR''R'"", -OR', arilo, heterocarilo, arilalquilo,
hetercarilalquilo, heterociclilo y heterociclilalquilo;
} R, R’ y R’’’ son, de modo independiente, hidrégeno, alquilo
inferior, alquenilo inferior, arilo o arilalquilo,
R'’'" es alquilo inferior, alquenilo inferior, arilo o
arilalquilo,
o dos de R’, R’', R’’’ o R’’’ junto con el 4tomo al que estén
unidos, forman un anillo heterociclico saturado,
& insaturado o parcialmente saturado de 4 a 10 miembros, en
donde cualquiera de dichos anillos heterociclicos
alquilo, alquenilo, arilo, arilalquilo saturados,
- insaturados o parcialmente saturados estdn opcionalmente
sustituidos con uvno © varios grupos seleccionados, de
modo independiente, de halo, ciano, nitro,
trifluorometilo, difluorometoxi, trifluorometoxi, azido,
arilo, heteroarilo, arilalquilo, heteroarilalquilo,
heterociclilo y heterociclilalquilo;

Ry R® son, de modo independiente, hidrégeno o alquilo C;-Cs;

)1
5
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€3 trifluorometilo, alquilo C;-Cjp, cicloalquilc C3-Cjo,
arilo, arilalquilo, hﬁteroarilo, hetercarilalquilo,
heterociclilo, o heterociclilalquilo, en donde cualquiera
de dichas porciones alquilo, cicleoalquilo, arilo,
arilalquilo, heteroarilo, heteroarilalquilo,
heterociclilo y heterociclilalquilo estdn copcionalmente
sustituidas con uno o© varios grupos seleccionados, de
modo  independiente, de oxo, halo, ciano, nitro,
trifluorometilo, difluorometoxi, trifluorometoxi, azido,

-NR'SO;R'""’, -SO,NR'R’’, -C(O)R’, -C(O)OR’, -OC{O)R', -

NR'C(O)OR"""", -NR'C{O)R’’, -C(O)NR'R"’, -S0,R"""°, -NR'R’,
~NR'C(O)NR''R""’, -NR'C(NCN)NR''R""’, -OR’, arilo,
hetercarilo, arilalquilo, heterocarilalquilo,
heterociclilo y heterociclilalgquilo;

es heterocarilo, heterociclile, -C{(0)}OR?, -C{O)NRRY, -
C (0)NROR?, -C{0)R%OR?, -C(0) (cicloalquilo C3—Cio) »
-C(0) (alquilo C;-Cjp), -C({O){arilo), -C(0O) (heterocarilo}.
-C(0) (heterociclilo}, o CRR?}, en donde cualquiera de
dichos heteroarilo, heterociclilo, -C(0)OR?, -C(O)NRR', -
C (0) NR'OR?, -C{0)R'OR?, -C(0) {cicloalquilo C3~Cra) »
-C{0) (alquilo C;-Cie), =-C(O){arile), =-C(O) (heteroarilo),
-C(0) (heterociclilo) y CR©R} estidn opcionalmente
sustituidos con uno © varios grupos seleccionados, de
modo independiente, de -NRR?, -OR?, -R?, alquilo C;-Cio,

alquenilo C;-Cjp Yy alquinilo Cz-Cip, en donde cualquiera de

5&9
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dichos alguilo C;-C;s, alquenilo C2-Cip Yy alquinilo C>—-Cia

estdn opcionalmente sustituidos con 1 o varios grupos

seleccionados, de modo independiente, de -NR?R' y -OR3;
mes 0, 1, 2, 3, 4 05; ¥y

jes 0, 10 2.

4, Un compuestoe de la reivindicacidédn 1, caracterizado

porgque es de la férmula IV

wW R!
RY n\ﬁjyf
R RPR;“;l‘RF

o-N

Iv

¥ sus sales, profirmacos y solvatos farmacéuticamente

aceptables, en donde:

R!, R}, R, R, R* y R son, de modo independiente, hidrégeno,
halo, ciano, nitro, trifluorometilo, difluorometoxi,
trifluorometoxi, azido, -OR3, -C{O)R?, -C{0) OR?,
NR‘C(0)OR®, -OC(0)R®, -NR'SO,R®, -SO,NR'R', -NR'C(O)R’,
-C{0)NR®R*, -NR®C(0)NR’R?, -NR°C(NCN)}NR’R*’, -NRRY, alquilo
C1~Cjyo, alquenilo C2-Cip, alquinilo Cz-Cip, cicleoalquilo Cs-
Cio, cicloalquilalquilo C3~Ci, -5(0)j(alquile C;-Cg¢), -

S (0} 3 (CR'R®) y-arilo, arilo, arilalquilo, hetercarilo,
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heterocarilalquilo, heterociclilo, heterociclilalguilo, -
] O(CR'R®)p-arilo, -NR*(CR*R%)g-arilo, -O{(CRR®)n.-heteroarilo,
-NR' (CR'R%) p-heteroarilo, -0(CR*R%) .-heterociclilo o
-NR* (CR*R%) ~heterociclilo, en donde cualquiera de dichas
porciones alquilo, alquenilo, alquinilo, ciclealquilo,
arilo, arilalquilo, heteroarilo, heteroarilalquilo,
heterociclilo y heterociclilalquilo estln opcionalmente
sustituidas con uno o varios grupos seleccionados, de
modo independiente, de OX0, halo, ciano, nitro,
trifluorometilo, difluorometoxi, trifluorometoxi, azido,
-NR'SO;RS, -SO,NRRY, -C(0)RY, -C(0)OR3, ~0C (O)R?,
-NR'C(0)OR®, -NR‘C(0)R’, -C(O)NRR!, -NR?R!, -NR®C(0)NR’R!,
-NRC (NCN)NR®R!, -OR?, arilo, heteroarilo, arilalquilo,
heteroarilalquilo, heterociclilo y heterociclilalguilo;

R? es hidrégeno, trifluorometilo, alquilo C;-Cio, alqueniloc Ca-

: Cioe alquinilo Ca2—-Cio, cicloalquilo C1a-Cip,
cicloalquilalgquilo C3~Cio, arilo, arilalquilo,
heteroarilo, heteroarilalquilo, heterociclilo,

' l heterociclilalquilo, fosfato o un residuo de aminodcido,
en donde cualquiera de dichas porciones alquilo,
alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, arile, arilalquilo,
hetercarilo, heteroarilalquilo, heterociclilo Y
heterociclilalquilo estdn opcionalmente sustituidas con
uno o varios grupos seleccionados, de mod¢ independiente,

de OX0, halo, ciano, nitro, trifluorometilo,

3
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difluorometoxi, trifluorometoxi, azido, -NR'SOsR"""’,

rrR

-S0,NR'R’’, -C{O)R’, -C{O)JOR', -OC(O)R’, -NRC(O}OR'''', -

NR'C(O)R'’, -C(O)NR'R"’, -SR’, -S{O)R’’'’, -S50.R''"", -NR'R",
-NR'C(O)NR'’R'"", -NR'C(NCN)NR''R""’, -OR’, arilo,
hetercarilo, arilalquilo, heteroarilalquilo,
heterociclilo y heterociclilalquilo,

y R junto con el atomo al que estdn unidos, forman un
anillo heterociclicoc saturado, insaturado o parcialmente
saturado de 4 a 10 miembros, en donde cualquiera de
dichos anillos heterociclicos saturados, insaturados o
parcialmente saturados estan opcionalmente sustituidos
con uno o variecs grupos seleccionados, de modo
independiente, de halo, c¢iano, nitro, trifluorometilo,
difluorometoxi,  trifluorometoxi, azido, -NR'SO.R'""’,
-SO,NR'R'", -C(O)R’, -C(O)OR’, -OC(O)R’, -NR'C{(O)OR"""', -

NR'C(O})R"’, -C(O)NR'R'", -SO,R"""", -NR'R"’, -NR'C(O)NR''R""’,
-NR'C(NCN)NR''R'"", -OR’, arilo, heteroarilo, arilalquilo,
hetercarilalquile, heterociclilo y heterociclilalquilo;
R’ y R''’ son, de modo independiente, hidrégeno, alquilo
inferior, alquenilec inferior, arilo y arilalquilo,

" es alquilo inferior, alquenilo inferior, arilo vy

arilalqgquilo,

o dos de R’, R'’, R’’’ o R’"’'' junto con el Atomo al que estan

unidos, forman un anillo heterociclico saturado,

insaturado o parcialmente saturado de 4 a 10 miembros, en

29
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donde cualquiera de dichos anillos heterociclicos
alquilo, algquenilo, arile, arilalquilo saturados,
insaturados o parcialmente saturados estédn opcionalmente
sustituidos con uno o varios grupos seleccionados, de
modo independiente, de haleo, ciano, nitro,
trifluorometilo, difluorometoxi, trifluorometoxi, azido,
arilo, heteroarilo, arilalquilo, heteroarilalquilo,
heterociclilo y heterociclilalquilo;

R* \ R® son, de modo independiente, hidrégenc o alquile C,-Cg;

R® es trifluorometilo, alquilo Ci-Cjp, cicloalquilo C3-Cjg,
arilo, arilalquile, heteroarilo, heteroarilalquilo,
heterociclilo o heterociclilalquilo, en donde cualgquiera
de dichas ©perciones alqguilo, cicloalquilo, arilo,
arilalquilo, heteroarilo, hetercarilalquilo,
heterociclilo y heterociclilalquilo estdn opcionalmente
sustituidas con uno o varios grupos seleccionados, de
modo independiente, de OXO0, halo, ciano, nitro,
trifluorometilo, difluorometoxi, triflucrometoxi, azido,

-NR'SO.R""*", -SO,NR'R"°, -C(O)R’, -C(O)OR’, -OC{O)R', ~-

NR'C(O)OR''"', -NR'C{O)R’", -C(O)NR'R"’, =-SOR"""°, =-NR'R’,
-NR'C(O)NR''R’"’, -NR'C(NCN)NR''R’"’, -OR’, arilo,
heteroarilo, arilalquilo, heteroarilalquilo,

heterociclilo y heterociclilalquilo;

W es heteroarilo, heterociclilo, -C(O)OR?}, -C(O)NRRY, -

C (O)NR'OR?, -C{0)R'OR?, -C(0) (cicloalquilo Ca-Cio) »
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-C(0) falguilo C;-Cjp), -C(0) (arilo), -C(O) (heterocarilo) vy
-C(0) (hetercociclilo), CR39R3, en donde cualquiera de
dichos heteroarilo, heterociclilo, -C{O0)OR?, -C{O)NRR!, -
C (0)NR'OR?, -C{0)R'OR?, -C(0) {cicloalquilo C3~Cia) ,
-C(0) (alquilo C;-C;p), -C(O)(arilo), -C(0) (hetercarilo) y
-C (0) (heterociclilo), CR0OR? estan opcionalmente
sustituidos con uno o varios grupos seleccionados, de
modo independiente, de -NRR%!, -OR?, -R?, alquilo Ci-Cio,
alguenilo C;-Cjp ¥ alquinilo C-Cjp, en donde cualquiera de
dichos alquilo C;-Cjp, alquenilo Cz-Cjp y alquinilo Cz—Cjq
est&n opcionalmente sustituidos con 1 o varios grupos

seleccionados, de modo independiente, de -NR’R* y -OR?;

mes 0, 1, 2, 3, 4 05; ¥y

j es 0, 1 o 2.

Y

5.

Un compuesto de 1la reivindicaciém 1, caracterizado

porque es de la férmula V

sus sales, profdrmacos y solvatos farmacéuticamente

aceptables, en donde:

R},

R, R, R®, R% R y R!Y se seleccionan, de modo

independiente, de hidrégeno, halo, ciano, nitro,

4%
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triflucorometilo, difluorometoxi, trifluorometoxi, azido,
-OR?, -C(0)R?, -C(O)OR?, NR!C(O)OR®, -OC(O)R®, -NR'SOR®, -
SO,NRRY, -NR*C (0) R?, -C(0)NRRY, -NR°C (0) NR'R®, -
NR5C (NCN)NRRY, -NRR!, alquilo C;-Cj, alquenilo Cy-Cq,
alquinilo C»-Cip, cicloalgquilo C3-Cie, cicloalquilalquilo

Ca-Cip, -S(0);lalquilo C;-Cg), -S(0)4(CR'’R®)p-arilo, arilo,

arilalquilo, heteroarilo, heteroarilalquilo,
heterociclilo, heterociclilalquilo, -0 (CR*R¥)-arilo,
-NR* (CR*R®),-arilo,  -O({CR'R®),-heteroarilo,  -NRY(CR'R®)a-
hetercarilo, -0 (CRR%) g-heterociclilo y -NR? (CR'R®) -

heterociclilo, en donde cualquiera de dichas porciones
alquilo, alquenileg, alquinilo, cicloalquilo, arilo,
arilalquilo, heteroarilo, heteroarilalquilo,
heterociclilo y heterociclilalquilo estén opcicnalmente
sustituidas con uno o varios gqrupos seleccionados, de
modo  independiente, de oxo, halo, ciano, nitro,
trifluorometilo, difluorometoxi, trifluorometoxi, azido,
-NR*SO.R®, -SO,NR3RY, -C(0)R%, -C(0) OR?, ~0C(O)R?,
-NR'C(0)OR®, -NR'C{0)R}, -C(O)NR?R', -NRR!, -NRC(Q)NRR!,
-NRSC (NCN)NR®R?*, -OR?, arilo, heterocarilo, arilalquilo,
heteroarilalquilo, heterociclileo y heterociclilalquilo;

y R, junto con los atomos a los que estdn unidos, forman
un anillo carbociclico o heterociclico saturado,

insaturadoc o parcialmente saturado de 4 a 10 miembros, en

donde cualquiera de dichos anillos carbociclicos o
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heterociclicos saturados, insaturados © @parcialmente

*fﬁ_

saturados estdn opcionalmente sustituidos con uno o
varios grupos seleccionados, de modo independiente, de

(] halo, ciano, nitro, trifluorometilo, difluorometoxi,

trifluorometoxi, azido, -NR'SOR’’’’, -SONR'R'’, -C(O)R’, -

C(OJOR’, -OC(O)R’, -NR'C{O)OR"""’, -NR'C(O)R'’, -C(O)NR'R"’, - ;l

SO:R"", -NR'R”’, -NR'C(O)NR''R"’’, -NR'C(NCN)NR''R"'’, -OR’,
arilo, hetercarilo, arilalquilo, heteroarilalquilo,
; heterociclilo y heterociclilalquilo;

R’ se selecciona de hidrégeno, trifluorometilo, algquilo C;—Cip,

alquenilo C2-Cip, alguinilo Cz=-Cyp, cicloalquile C3-Cig,

cicloalquilalquilo C3-Cio» arilo, arilalgquilo,

'I

hetercarilo, heteroarilalquilo, heterociclile,

heterociclilalquilo, fosfato y un residuo de aminodcido,

en donde cualquiera de dichas ©porcionas alquilo, 't
alguenilo, alquinilo, cicloalquileo, cicloalquilalquilo,
arilo, arilalquilo, heteroarilo, heteroarilalquilo,
heterociclilo y heterociclilalquilo est&n opcionalmente
sustituidas con uno o varios grupos seleccionados, de

modo independiente, de OX0, halo, ciano, nitro,

trifluorometilo, difluorometoxi, trifluorometoxi, azido,

-NR'SO,R"""", -SO,NR'R"’, -C{O)R’, =-C{O)OR’, -OC(O)R’, -
NR'C(O)OR'"'', ~NR'C{O)R'’, -C{O)NR'R'’, -SR’, -S(O)R'’’’, '

-SOR"""’, -NR'R”", -NR'C{O)NR’’R’’’, -NR'C(NCN)NR''R''’, -OR',
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arilo, heteroarilo, arilalquilo, heteroarilalquilo,
heterociclile y hetereciclilalquilo;

o R y R'* juntos, con el &tomo al que esta&n unidos, forman un
anillo heterociclico saturado, insaturade o© parcialmente
saturado de 4 a 10 miembros, en donde cualquiera de
dichos anillos heterociclicos saturados, insaturados vy

" parcialmente saturados estédn opcionalmente sustituidos
con uno o© varios grupos seleccionados, de modo
independiente, de halo, c¢iano, nitro, trifluorometilo,

.| difluorometoxi, trifluorometoxi, azido, -NR'SO:R' "',

-SO;NR'R"’, -C(O)R’, -C(O)OR', -OC(O)R’, -NR'C(O)OR"'"", -

NR'C{O)R'", -C(O)NR'R"’, -SO.R""’, -NR'R"", -NR'C(O)NR''R'",
-NR'C(NCN)NR''R""", -OR’, arilo, heterocarilo, arilalquilo,
heterocarilalquilo, heterociclilo y hetercociclilalguilo;

L R, R'' y R''' se seleccionan, de modo independiente, de
hidrégeno, alquilc inferior, alquenilo inferior, arilo y
arilalquilo;

R’’’’ ge seleccicona de alquilo inferior, algquenilo inferior,
arilo y arilalquilo;

o dos de R’, R, R’’" o R’’’ juntos, con el Atomo al que
estdn unidos, forman un anillo heterociclico saturado,
insaturado o parcialmente saturado de 4 a 10 miembros, en
donde cualquiera de dichos anillos heterociclicos
alquilo, alquenilo, arilo, arilalquilo saturados,

insaturados o parcialmente saturados estan opcionalmente

273
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sustituidos con unc o varios grupos seleccionadecs, de
medo independiente, de halo, ciano, nitro,
trifluorometilo, difluorometoxi, trifluorometoxi, azido,
arilo, heteroarilo, arilalquilo, heterocarilalquilo,
heterociclilo y hetercociclilalquiloe;

R' y R® representan, de mode independiente, hidrégeno o
alquilo C;-Ce;

R® es trifluorometilo, alquilo C;-Cj9, cicloalquilo C3-Cio,
arilo, arilalquilo, heteroarilo, heteroarilalquilo,
heterociclilo, o hetercciclilalquileo, en donde cualquiera
de dichas porciones alquilo, cicloalquilo, arilo,
arilalquilo, hetercarilo, heteroarilalquilo,
heterociclilo y heterociclilalquilo estdn opcionalmente
sustituidas con uno o varios grupos seleccionados, de

| modo independiente, de oxo, halo, ciano, nitro,

trifluorometiloc, difluorometoxi, trifluorometoxi, azido,

-NR'SO,R""'’, -SO,NR'R’’, -C(O)R’, -C{O)OR', -OC{O)R’, -

NR'C(O)OR''", -NR'C(O)R"’, -C{O)NR'R'’, -SO:R"""", -NR'R,
~NR'C(O)NR''R""", -NR'C (NCN)NR''R""’, -OR’, arilo,

- heteroarilo, arilalquilo, heteroarilalquilo,
heterociclilo y heterociclilalquilo;

W se selecciona de heterocarileo, heterociclilo, —C(O)OR’, -

C(O)NR’RY, -C(O)NR'OR?, C(O)R'OR}, -C(0O) (cicloalquilo Cj-

4

Cia), -C(0) {alquilo Ci1~Cio), -C({0) (arilo),

C{0) (heterocarilo), -C(O) (heterociclileo), -CONH(SO»2)CH3y vy
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-CROR’, en donde cualquiera de dichos heteroarilo,

heterociclilo, -C (Q) OR?, -C(0) NRRY,

C(O)R’OR”, =C{0) (cicloalquilo C3-Cia).,
Cio) » -C(0) {arilo),
-C(0) (heterociclilo), -CONH (S0.)CH3

opcionalmente sustituidos con uno

seleccionados, de modo independiente, de

-NR3RY, -OR?, -R?, alquilo C;-Cio,

-C (0O) NR'OR?, -

-C({0) {alquilo C,-

-C{0) (hetercarilo),

-CR%OR?® estan

varios grupos

alquenilo C>-Cip ¥y

alquinile C»-C;n, en donde cualquiera de dichas

' porciones alquilo, alquenilo vy

alquinilec estén

opcionalmente sustituidas con 1 o varios grupos

OR?;
mes 0, 1, 2, 3, 4 05; ¥y

jes 0, 10 2.

porque es de la férmula (I)

W 1
R R
R” Rm R
|\q—0 R?

Y 5us sales, profarmacos Yy solvatos

aceptables, en donde:

6. Un compuesto de la reivindicacién

d seleccionados, de modo independiente, de - NRR' y -

1, caracterizado

farmacéuticamente

—
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R', R?, R", R*, R® y R! son, de modo independiente, hidrégeno,

halo, ciano, nitro, trifluorometilo, difluorometoxi,
trifluorometoxi, azido, -OR3, -C(0)R3, -C{0)OR?,
NR'C(0)OR®, -0OC(O)R?, -NR'SO;RS, -SO.NR’R!, -NR'C(O)R?,
-C(O)NR’R*, -NR°C(0)NR’R!, -NRSC(NCN)NR®R*, -NR®R!, alquilo
C1—Cyp, alquenilo Cz-Cip, alquinilo Cz-C,o, cicloalquilo Cj3-
Ciw, cicloalquilalquileo C3-Cje, =-S(0)j(alquiloc C;-Cg), -
5{0) 3 (CR'R%) p-arilo, arilo, arilalquilo, heteroarilo,
hetercarilalquilo, heterociclilo, heterociclilalquilo, -
O{CR'"R%) g-arilo, -NR'(CR'R®),-arilo, -O(CR‘R®),-heterocarilo,
-NR*(CR*R®) y-heteroarilo, -0(CR'R®) y-heterociclilo 0
-NR'(CR*R®%) 5-heterociclilo, en donde cualquiera de dichas
porciones alquilo, alquenilo, alquinile, cicloalguilo,
arilo, arilalquilo, heteroarilo, heteroarilalquilo,
heterociclile y heterociclilalquilo estén opcionalmente
gustituidas con uno o© varios grupos seleccionados, de
modo independiente, de oxo, halo, ciano, nitro,
trifluorometilo, difluorometoxi, trifluorometoxi, azido,
-NR'SO;RS, -SO,NR3RY, -C{O)R}, -C(0)OR?, -0C(0)R?,
-NR'C(0)OR®, -NR'C(O)R?, -C(O)NR’R', -NR’R', -NRC(O)NR’R,
-NR3C (NCN)NR?*R*, -OR®, arilo, heteroarilo, arilalquilo,

heterocarilalquilo, heterociclilo y heterociclilalquile;

R? es hidrégeno, trifluorometilo, algquilo C;-Cig, alquenilo C:-

Cia, alguinilo C2—-Cios cicloalquilo Cy=Cig,

cicloalquilalquilo C3—Cio, arilo, arilalquilo,

- o
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heteroarilo, heteroarilalquilo, heterociclilo,
heterociclilalquilo, fosfato o un residuc de aminoacido,
en donde cualquiera de dichas porciones alquilo,
alquenilo, alquinile, c¢icloalquilo, arilo, arilalguilo,
heteroarilo, heterocarilalquilo, heterociclilo Y
heterociclilalquilo estdn opcionalmente sustituidas con
uno © varios grupos seleccionados, de modo independiente,
de s} {« halo, ciano, nitro, trifluorometilo,

difluorometoxi, trifluorometoxi, azido, -NR'SO,R'""",

-SO.NR'R'", -C{O})R’, C(O)OR’, -OC(O)R’, -NR'C{OJOR''"’, -

NR'C{O)R’’, -C(O)NR'R'’, -SR’, -S(O)R’’’’, -SO0,R""'', -NR'R",
-NR'C(O)NR’’'R""", -NR'C(NCN}NR''R""", -OR’, arilo,
heteroarilo, arilalquilo, hetercarilalquilo,

heterociclilo y heterociclilalquilo,

y R' junto con el Atomo al que estén unidos, forman un
anillo carbociclico, heteroarile o heterociclico de 4 a
10 miembros, en donde cualquiera de dichos anillos
carbociclico, heteroarilo o heterociclico estan
opcionalmente sustituidos con wuno o varios (grupos
seleccionados, de modo independiente, de halo, ciano,
nitro, trifluorometilo, difluorometoxi, trifluorometoxi,

azido, -NR'SO.,R'"’’, -SO.NR'R"’, -C(O)JR’, -C(O)OR’, -OC(O)R’,

-NR'C(O)OR’""’, -NR'C{O})R’’, -C(O)NR'R"’, -SO;R'’'‘, =NR'R’,

-NR'C(O)NR''R""’, -NR'C(NCN)NR''R’ "', -OR’, arilo,

iR

i
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hetercarilo, arilalquilo, heteroarilalquilo,
heterociclilo y heterociclilalquilo;

R’ y R’’' son, de modo independiente, hidrégeno, alquilo
inferior, alquenilo inferior, arilo y arilalquilo y R’’’‘
es alquilo inferior, alquenilo inferior, arile vy
arilalquilo, o dos de R’, R’/, R’’’/ o R’’’ junto con el
dtomo al que estédn unidos, forman un anillo carbociclico,
heteroarilo o heterociclico de 4 a 10 miembros, en donde
cualgquiera de dichos anillos carbociclicos alquilo,
alquenilo, arilo, arilalquilo, anillos hetercarilo o
anillos heterociclicos estadn opcionalmente sustituidos
con wunc © varios grupes  seleccionados, de modo
independiente, de halo, ciano, nitro, triflucrometilo,
difluorometoxi, trifluorometoxi, azido, arilo,

heteroarilalquilo,

heteroarilo, arilalquilo,

heterociclilo y heterociclilalquilo;

R' y R® son, de modo independiente, hidrégeno o alquilo C;- Cg,

y RS junto con el &tomo al que estdn unidos, forman un

anillo carbociclico, hetercarilo o heterociclico de 4 a
10 miembros, en donde dicho alquilo ¢ cualgquiera de
dichos anillos carbociclicos, hetercarilec Y
heterociclicos estin opcionalmente sustituidos con uno o
varios grupos 3deleccionados, de mode independiente, de

halo, ciano, nitro, trifluorometilo, difluorometoxi,

“20
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trifluorometoxi, azido, -NR SO,R"'"', =-SO,NR'R'’, -C(O)R'"",
-C(O)OR’, -OC(O}R’, -NR'C(O)OR’"’’, -NR'C{O}R’’, -C(O)NR'R’’,
-50;,R"""", -NR'R"", -NR'C(O)NR''R'’’, -NR'C(NCN)NR''R"’’, -OR’,

arilo, heterocarilo, arilalguilo, heterocarilalquilo,

heterociclilo y heterociclilalquilo;

es trifluorcmetilo, algquile Ci-Cip, cicloalquilc C3-Ciyp,

arilo, arilalquilo, heteroarilo, hetercarilalquilo,
heterociclilo, heterociclilalquilo, en donde cualquiera
de dichas ©porciones alquilo, cicloalqguilo, arilo,

arilalquilo, heteroarilo, hetercarilalquilo,

heterociclilo y heterociclilalquilo estan opcionalmente
sustituidas con uno o varios grupos seleccionados, de
modo independiente, de OXO0, halo, ciano, nitro,

trifluorometilo, difluorcmetoxi, trifluorometoxi, azido,

rrer

~NR'SO,R"""", -SO,NR'R’’, -C(O)R’, -C(O)OR’, -OC(O)R’, -

re rr s

NR'C(O)OR"''’, -NR'C(O)R’", =-C(O)NR'R"", =-SO,R''’", -NR'R’,

-NR'C{O)NR''R""’,

-NR'C{NCN)NR''R""’, -OR’, arilo,

hetercarilo, arilalquilo, hetercarilalquilo,

heterociclilec y hetercociclilalquilo;

es heteroarilo, heterociclilo, -C(0)OR?, -C(O}NR3R%, -

C {0)NROR?, -C{0)ROR?, -C(0) (cicloalquilo C3—Cio),
-C{0) (algquilo C;-Cjp), =-C(O)(arilo), -C(O) (heteroarilo),
-C(0) (heterociclilo) y CR%R? en donde cualquiera de
dichos heteroarilo, heterociclilo, -C(O)OR?}, -C(O)NR®R?, -

C (0) NR?OR?, -C{0)R*ORI, -C(0) (cicloalquilo Ca-Cio) ,

7/
adl
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-C{0) (alquilo C|-C;p), =-C(O)(arile), =-C{O)(heteroarilo) y
-C(0) (heterociclilo), CR0R? estan opcionalmente
sustituidos con uno o varios grupos seleccionados, de
modo independiente, de -NRRY, -OR?, -R?, alquilo C;-Cjo,
alquenilo C;-Cjp y alquinilo Cz-Cjo, en donde cualquiera de
dichas @porciones algquilo C,-Cyy, alquenilo C>-Cjy ¥y
alquinilo C;-Cig estdn opcionalmente sustituidos con 1 o
varios grupos seleccionados, de modo independiente, de -

NR*R' y -OR3;

mes 0, 1, 2, 3, 4 0 5;

ies 0, 102; vy

Y es un ligador.

1.

El compuesto de la reivindicacién 1 o 4, caracterizado

porque R! es 2-Cl.

8. El compuesto de la reivindicacién 1, caracterizado porque R’

es Me, NHz; o H.

9.

El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1, 2 o

5, caracterizado porque R® es Br o Cl.

10.

El compuesto de la reivindicacién 1 o 4, caracterizado

porque R’ es F.
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11. El compuesto de la reivindicacién 1 o 5, caracterizado
porque W es -C(O)CH, —C(O)NHOCHz- {ciclopropilo), -

C(O)NHO(CH;) 20H, o CONH(SOz)CHj.

12. E1 compuesto de la reivindicacién 1, caracterizado porque

tiene la férmula

H(

F Br
13. El compuesto de la reivindicacién 1, caracterizado porqgue

H
v/\(f N ) H Cl
O
L ¥ Br

N—O

tiene la férmula

14, El compuesto de la reivindicacién 1, caracterizado porque

H
O~y @
gl
9 F Br

N—-O

tiene la férmula:
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15. E1l compuesto de la reivindicacién 1, caracterizado porgue

tiene la férmula

HO A~ N W
N—-O

16. E1 compuesto de la reivindicacién 1, caracterizado porgue

HO
H o
¢ F |

N—-O

tiene la férmula

17. El1 compuesto de la reivindicacién 1, caracterizado porque

H
l'lo\/\(),N g cl
”fl
A F 1
N—O .

18. El compuesto de la férmula 1, caracterizado porque tiene

HO._,O
o ¢
L
HaN~( F Br
N-O .

tiene la férmula

la formula:

==
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19. El compuesto de la férmula 1, caracterizado porque tiene

la férmula

]'lo\/\( ),N [§] ’ cl

20. El compuesto de la reivindicacién 2 o 3, caracterizado

porque R! es Cl.

21. El compuesto de la reivindicacidén 2, caracterizado porque
R' es H, 1-(4-metilpiperazinilo), morfolinilo, -NMe: o©o -

CHz (piperidinilo}.

22. El compuesto de la reivindicacién 2, caracterizado porque

R® es Cl o H.

23. El1 compuesto de la reivindicacidn 2, caracterizade porque

W es -COOH, -C(O)NHOCH:;(ciclopropilo} o —-C{Q)NHO{CH2a)}20H.

24, El compuesto de la reivindicacién 2, caracterizado porque

tiene la férmula
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25. El1 compuesto de la reivindicacidén 2, caracterizade porgue

tiene la férmula

26. El1 compuestoc de la reivindicacién 2, caracterizado porque

tiene la férmula

I IO\/\O,N O cl
H

27. El compuesto de la reivindicacién 2, caracterizado porque

tiene la férmula

28. El compuesto de la reivindicacién 2, caracterizado porque

tiene la férmula
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29. El compuesto de la reivindicacién 2, caracterizado porque

tiene la férmula X

30. El compuesto de la reivindicacién 2, caracterizado porque

tiene la f6rmula

HO A~ N

=
N
o

31. El1 compuesto de la reivindicacién 2, caracterizado porgue

tiene la férmula
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32. El1 compuesto de la reivindicacién 2, caracterizado porgque

tiene la férmula

33. El compuesto de la reivindicacién 2, caracterizado porque

tiene la férmula

<\’ r’q F Br

34. El compuesto de la reivindicacién 2, caracterizado porque

—— o -

tiene la fé6rmula

(I)l-l H
0=P—0__~N yor
OH
Q0!
N
F B
J -
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El compuesto de la reivindicacidn 1,

R’ es metilo o bencilo.

36.

El compuesto de la reivindicacién 3,

R es Br.

37.

El compuesto de la reivindicacién 3,

R* es Cl.

38.

El compuesto de la reivindicacidén 3,

caracterizado porque

caracterizado porqgue

caracterizado porque

caracterizado porque

W es -C(0O)NHOCH:- (ciclopropilo) o —-C{O)NHO (CHz)20H.

39.

El compuesto de la reivindicacién 3,

tiene la férmula

40.

N—N

El compuesto de la reivindicacién 3,

tiene la férmula

caracterizado porque

caracterizado porque
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41. El1 compuesto de la reivindicacién 3, caracterizado porgue
tiene la férmula

H

HO A~ N0 g
~d | N
\{N | Ir

N

N—N
42. El compuesto de la reivindicacién 4, caracterizado porque

R’ es metilo.

43. El1 compuesto de la reivindicacién 4, caracterizado porque

W es -COOH o -C(O)NHO({CHz)z0H.

44. El compuesto de la reivindicacién 4, caracterizado porque

tiene la férmula

HO )
y o
N
7 ) F
._'N

45. El1 compuesto de la reivindicacién 4, caracterizado porque

tiene la férmula

I'IO\/\O,:}
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46. El compuesto de la reivindicacién 5, caracterizado porque

R! es 2-Cl, 2H, o 2-F.

47. El compuesto de la reivindicacién 5, caracterizado porque

R es H, F o Cl.

48. Una composicidn farmacéutica caracterizada porgque
comprende un compuesto de cualgquiera de las reivindicaciones

1-47 y un portador farmacéuticamente aceptable.

49. El1 profadrmaco de cualquiera de las reivindicaciones 1, 2,
3, 4 0o 5, caracterizado porgque o comprende el compuesto de la
F6rmula I, II, I1T, IV o V, respectivamente, unido

covalentemente a un residuo de aminecacido.

50. El1 profidrmaco de la reivindicacién 49, caracterizado

porque el residuo de aminodcido es valina.

51. El1 profidrmaco de 1la reivindicacidén 1, 2, 3, 4 o 5,
caracterizado porque el proférmaco es un éster de fosfato del

compuesto de la Férmula I, II, III, IV o V, respectivamente.

52. El uso de un compuesto de cualquiera de las

reivindicaciones 1, 2, 3, 4 o 5, caracterizado porque es para

HT

=E g .
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la preparacidén de un medicamento dtil para inhibir IJa

actividad de MEK en un mamifero.

53. El uso de un compuesto de <cualquiera de las
reivindicaciones 1, 2, 3, 4 o 5, caracterizado porgque es para
la preparacién de un medicamento util para el tratamiento de

un trastorno hiperproliferativo en un mamifero.

54. Un compuesto de la reivindicacién 1, caracterizado porque:
R! es 2~Cl;

R’ es Me, NH; o H;

R? es Br o Cl;

R” es F; vy

W es C{O)OH, -C(O)NHOCH,-(ciclopropilo), -C(O)NHO(CH2)-0H, o -

CONH (S02) CH3.

55. Un compuesto de la reivindicacidén 2, caracterizado porque:
R' es 2-Cl;

R’ es H, 1-(4-metilpiperazinilo), morfolinilo, -NMe: o -
CHz (piperidinilo);

R® es Cl o Br:

R’ es Cl o H; y

W es C(0O)OH, -C(O)NHOCH,-(ciclopropilo), -C(O)NHO(CHz)20H.

56. E1 compuesto de la reivindicacién 1, caracterizado porque:

.;-_-m -
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R! es C1;

R! es metilo o bencilo;
R® es Br;

R® es Cl; y

W es C(O)OH, -C(O)NHOCHz-{ciclopropilo), -C{0O)NHO(CHz)20H.

57. El compuesto de la reivindicacién 4, caracterizado porque
R' es 2-C1;

R’ es metilo;

R'es F; y

W es C(O)OH o -C({O)NHO({CH;)20H.

58. El compuesto de la reivindicacién 5,lcaracterizado porque:
R! es 2~Cl, 2-H o 2F;

R® es C1 o Br;

R'es H, FoCl; y

W es C{O)OH, -C{O)NHOCH»-{ciclopropilo), -C(O)NHO(CH:2)-OH, o -

CONH (50;) CHj.



