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Everito; 378 FASE NACIONAL INCLUIDO CAPITULO I 
ActuaciOn: 432 COMUNICACION ACTO ADMINISTRATIVO 

Comedidamente le solicito presentarse a este Despacho ubicado en la Carrera 13 No. 27 - 
00 Piso Quinto (5), de la ciudad de Bogota D.C., dentro del tØrmino de cinco (5) dias hAbiles 
contados a partir del envio de la presente citaciOn, en horario de 8:00 a.m. a 4:30 p.m. 

\ jornada continua, con elfin de notificarle personalmente el contenido de la resolución de (a 
referencia proferida dentro del expediente tramitado con el nUmero de radicaciôn citado en 
el asunto. 

De no hacerse presente en of tØrmino indicado anteriormente, (a providencia en mención se 
notificarÆ por edicto, el cual se fijarÆ por el tØrmino de diez (10) dias en el Centro de 
Documentación e lnformaciOn. 

Para su comodidad el texto completo de la resoluciôn se encontrarØ disponible en la pÆgina 
web de la Entidad desde el dia hÆbil siguiente al de su notificaciOn, la cual podrÆ ser 
consultada desde un computador con acceso a Internet, en la pÆgina www.sic.gov.co, con el 
nUmero de resolución a travØs de la opciOn servicios en Unea - caracter general - consulta 
actos administrativos. 

Secretaria General 

SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO 

Sede Centro: Carrera 13 No. 27-00 Pisos 2, 5, 7 y 10 
Al coritestar favor indique el nOmero de Sede CAN: Cra 50 No. 26-55 mt 2 PBX: 3820840 

radicacióri consignado en el sticker Fax: 3 82 26 95 3 50 52 20. Linea 018000 910165 

Web: www.sicgov.co e-mail: info@sic.Oov.co 
Bogota D.C. - Colombia 
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Industria y Comercio 
S U P E R I N T E N D E N C I A 

REPUBLICA DE COLOMBIA 

SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO 

RESOLUCION 3 2 8 3 2 
Por la cual se dectara abandonada una solicitud 

;;Ł / 

Rad. PCT/06-07321 0 

EL SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMERCIO 
en ejercicio de sus facultades legates, en especial de las que se confirieron en el 

arUcuto 4, numeral 5 del decreto 2153 de 1992, y 

CONSIDERANDO: 

PRIMERO: Que mediante escrito radicado en esta Superintendencia el 26 de julio del 2006 
bajo el nümero 06-073210, se presento la solicitud de patente de invención titulada 
"DERIVADOS DE TIAZOL", para los efectos de que se dØ comienzo a la fase nacional, en 
virtud del Tratado de CooperaciOn en Materia de Patentes (PCT). 

SEGUNDO: Que el extracto de esta solicitud fue pubticado en la Gaceta de la Propiedad 
Industrial No 583 del 18 de diciembre del 2007 y posteriormente rectificada la publicación en 
la Gaceta 589 de 29 de febrero de 2008. 

TERCERO: Que el artIculo 44 de la DecisiOn 486 de la ComisiOn de la Comunidad Andina, 
establece que: "Dentro del plazo do se/s mesas contados desde la publicación do ía 
solicitud, independientemente quo so hubieren prosentado oposiciones, & soilcitante deberØ 
pedir quo so examine si/a invenciôn es patentable. Los Palses MiembrospodrÆn cobraruna 
.-tasa para la realizaciôn do este examen. Si transcurriera dicho plaza sin quo el solicitante 

/ hC,biera podido quo so real/ce el examen, ía solicitud caerÆ en abandono". 

CUARTO: Que contados seis meses desde la publicacion do la solicitud en la Gaceta de la 
Propiedad Industrial, no se presentO peticiOn de parte del interesado para efectuar el 
examen de fondo, razOn per la cuat se considera abandonada la solicitud en los tØrminos 
del mencionado articulo 44. 

RESUELVE: 

ARTICULO PRIMERO: Declarar abandonada la solicitud de privilegio de patente de 
invención que entrO en fase nacional en virtud del Tratado de Cooperación en Materia de 
Patentes (PCT), de acuerdo con las razones expuestas en la parte considerativa de la 
presente resolución. 

Sede Centro: Carrera 13 No. 27-00 Pisos 2, 5, 7 y 10 
Sede CAN: Tr. 40A No. 38-50 Conmutador: 3820840 

Fax: 38226 95, Linea 9800-910 165 
Web: w.sic.00v.co email: infosic.gov.co 

Bogota D.C. - Colombia 
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Industria y Comercio 
S U P E R I N T E N D E N C I 

REPUBLICA DE COLOMBIA 

:’ VI 
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO 

RESOLUCION N2 3 2 8 3 2 
Por la cual se declara abandonada una solicitud 

Rad. PCT/06-07321 0 

ARTICULO SEGUNDO: Notificar personalmente el contenido de la presente resoluciôn at 
doctor Humberto Rubio Camacho, o a quien haga sus veces, en su cahdad de apoderado de 
Kyowa Hakko Kogyo Co., LTD, entregÆndole copia de la misma, advirtiØndole que contra ella 
procede el recurso de reposciOn a interponer ante et Superintendente de Industria y 
Comercio, at momento de Ia notificación o dentro de los 5 dias hâbiles siguientes a ella. 

NOTIFIQUESE V CUMPLASE 
Dada en Bogota, D.C., a los 29 AGO. 2003 

EL SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y C O M E R CI)  

GUSTAVO VALBUENA QUI10NES 

Doctor 
HUMBERTO RUBIO CAMACHO 
Carrera 7 N° 74-64, Ofic. 506 
BootÆ D.C. 

Sede Centre: Carrera 13 No, 27-00 Pisos 2, 5, 7 y 10 
Sede CAN: Tr. 40A No. 38-50 Conmutador: 3820840 

Fax: 38226 95. Linea 9800910 165 
Web: www.sic.gov.co email: sic. ovco 

Bogota D.C. - Colombia 
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oltro, trifluorometi Jo, di fiuc’ometoxi, trifluororaetoxi, 

oz.I do, -NPSCOR’4, -SO,NR R, -C  

(0) OR  -NR°C(0) R’, -C (C)NRLFs P, -s (C P.;,  

Ni1P", -NPC (Cl NR2R , -NRC (NCN) NR2R’, -OR°, an Jo, 

beteroarilLo, ariialcTu–io, heteroarilaiquilo, heteroc loll lo y 

heto..:ooiciilalquilo; 

ostrifluoromet.Lio, alqoilo 0,-C,,, cic.loa.1qu i0 C-C.,, 

arilo,cr1

 ]akquilo, het r ull eroailo, heteroarlici ao, 

het.arooiclilo 0 heterociciiiaiouilo, dcncLe cuaiquiera de 

dichas porciones do luii, old o–co.Jo, crib, anibabquilo, 

heteroor.tbo, heceroaribaiquibo, heterocicli lo y 

heterocidlilalcTuiio et  opcloriairnent sasnituLdas con uno o 

va.rios qrup.os seleccionados, de modo independ.i.ent.e, de OXO 

(ccc l.a coodicidn he quo no e .LI) ustJ tu.i do en ol a i b a 

hot eroani Jo, haiócierio, cicoc, ni.tro t r:Lflu(Drcrneti lo, 

difluorometoxi, tnifluorometoxl., azldo, -NR ’SOP", -SC?NRR / 

-C 0) : C (C) CR" (C) R’, -NP’ C (0) OP", -NR1 10 (0) R’ 

S 

-C

 (0) NR’ -SP,---,  R  . C ;  (0) PS. -ŁO,R’, _NRLP1, .pL.C) (0)NR’PS. - 

NR’C (NCN) NR ’R’  -OP", arbo, heteroanilo. anilalquilo, 

heteroariJalqLl,bc, het eroc.i. cOlic v beterociclilaiqullo; 

pi, 
R yR 13 son, Ce ,i,odo independ.i.erte, hidciqeno, 

abcuibo f 1 ferior, ac,erOJc inferior, aric y ariJa1.uiJc, V 

F’ es cLquibo orercor, aiquenclo rnferior, cr110 y 

aribabcujic; 
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C) dos cualesquiera de Ra:L R’2, R’4 o coic cl at;omc 

al que etÆn unldos for-man on anillo carbociclico, heteroarilo 

o heterociclico de 4 a 10 rnielnbros,"\ donde cualquicra do d chos 

anillos carbOc)01i005 a.toui.io, alquenilo, arlio, arilalqui Jo, 

hetercariio U fleterociclicOs estan opconarnente sust.ituidos 

con urso o varios grupos seleocioriados, de modo independiente, 

de haldgeno, ciario, nitro, trifluorornet.ilo, difluorornetoxi, 

trifluorometox–, azido, arilo, heteroari]..o, aril all quilo, 

heteroari1aiui1o, heterociclii 0 y heeroc:1cLL lalguilo; 

W es heteroari..lo, hetorocic.1–io, C (0) OR5, C (0) NRR, - 

C (0)NROR3, -c (0)R4OR3, -c (0)NRSOCR3, -0(0) (cicloalquiio C-CC) 

-c (0) (alquilo C- C) , -c (0) (arilo) , -c (0) (heteroarilo), 

-C(0) (heterocicliio) C) CROR, donde cuaiquiera de dictsas 
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heteroarilo, heterociclilo, -C(OOR, -C(0)NR3R4, C(0)NROR, 

c (0)R40R, -c (0)NR4SO2R, -c (0) (cicioaiquiio 

-C(0) (aiquilo O-Cç3 , -c (0) (arilo) , -0(0) (heteroari)o) 

-0(0) (heterociclilo) y CR5OR estÆn opclonatmente SustitCUUOS 

COO uric) o varios grupos seleccionados, de rnodo indeperdience, 

de halÆgeno, cLarLo, nicrc, ai.i.do, -NR3R, -OR3, aiquilo  

e1ueniio C7-C, aiquinilo r2-Cl(,cicioaiquiJ a y 

heterocicThaiquilo, donde cuaiqui.era dc dichos alqui.io C-C, 

aiquenilo C2-C33, aiquinilo C2-0O3 cicioalquiio y 

heterocicloalquiio estdn ojccLonalmente sustituidos con uno U 

varios grupos seleccionados, de modo independiente, de --NP3R 

-OR3; 



rn es 0, 1, 2., 3, 4 6 5; y 

1 es 0, 1 6 2, 

2. El compuesto de aouerdo con la reivil ndi cación I , donde 

Y es NH. 

3. El compuesto de acuerdo can Ia reivindicación 2, donde 

X es OR°, y H1° es hidrógeno, halógeno, metilo, tlucometi1o, 

difluorometila, tn fivarorneti.lo a etilo. 

4. 21 compuesto de acuerco c .ion la reivind cac: on 3, donde 

Cs hidrOgeno, haI6genc, metilo, flucromet1.o, 

difluorarnetilo, trifluorornetilo a etilo. 

5. El compuesto de ac.uerrio con La re: vindicac iOn 4, darde 

W estI seleccionado de heteroarilo, C(0)OR, C(ONRR, 

C(0)NF0R3 y O(0)NR4S(OR, donde  cualquiera de dichos 

hoteroanilo, O(0)OR, CONR3R, C(0)NR4OR a C(0)NRiS(0)R 

escOn apcionalmente sosticu..dos con aria a varias qruoas 

se.Iecc:i,onados ste halóqeno, hidroxilo, dana, yiltsa, az ido, 

flucrornetilo, difluorometilo, . .t.iiflucrometiio, metoxi, 

fl,uorometoxi,difluorametoxi,
 tnifluorometoxi, amino, 

arninametilo, dirrietileirino, aminoetila, dietilamino, cccxi, 

alquila O-C4, alquenulc Cl--C4, aiiquinilo C2-C, cicloa, quilo 

C--C6 y hetenocicicaiquilo C--C4, donde cualquiera de dichos 

alctuiic CL-C4, aiquenilo C2--C4, alquinilo C:,-Ct, cici.oaiquilo a 

hetercciciaaiquilo tarnbiØn ueden estar opcionairnente 

sustituidcs con aria a varios grupos seleccianados de NR 3P4 y 

3 OR. 



6. El compuesto de acuerdo con la reiv–ndicacidri 4, donde 

0 estÆ seleccionado de C 0)03, C (0) NHR, 
y 

C (0( NIi0R, donde 

cualquiera de dichos C(0)0R, C(0)NHR4 y C(0)NH0R estÆn 

opcona]cnerite sustituidos con uno o varios grupos 

se].eccionados de halógeno, hidroxilo, ciano, nitro, a:c i.do, 

fiuotornet.ilo, difluoromet.j lo, tHf uorornetiio, metoxi, 

fluorometoxi, difluarometoxi, tn f.luorornetoxi, amino, 

amjnornetjlo,dimetilamirio,

 aminoet.ilo, dietilarcino, et,-)Xi,

aJ.quilo C1-C4, alquenJ lo C2-C4, alquinilo 02-04, c.Cloaqua10 

C7-C y hetenocicioaaqurlo -Ca donde cusiqulera de dcc.Ncs 

alquilo CI-Q, alquenilo C2-0, aiquinnlo C-C4, cicloaiquilo o 

heterocicioaiquiio tamhien pueden estat opcionairnente 

sustituidos con uno a vanios grupos selecc.Lonados de NRR4 y 

OR3; y 

R3 est seleccionado de hidrógeno, aiquilo C- 0 

al’ guenilo C2-CO alguinilo C-C4, cicj.oalquilo 0-C: y 

t 
heteroc.icioalqu.iJ o C-C, donde cuaiquiera de d.ichos alguilo 

C1-C, olqueniio 02-c4, alcwinilo C-C4, cicloalguilo o 
heterociciosiquilo estân opcionairnente sustituidas con uno o 

vanios grupos seleccionados he NR R4 y OR  

7. El compuesto de ac.uerdo con A .noivindicación 4, donde 

W estd seleccionado he 

34 H ’’1 1 34 

-K H H T N , N , N , N 



N- NR3R4 

TI 
7 NN 

- F. ci n Lc :i.ercc con nio.cnc n- .1 

.n1vnd.ic.a:i.onen cnoccccceE, ci e R es aqn.10  

7O1ii..LO -c7i 0 000c -c:.r.0 C.1F0210 C--I-, 

a I ccenic C2-Q y oi -.:nc j n, n u e ci e  ostnc opcicnmec1i.e 

u.SLi.Ld.c con. unu 3 -:10.003 Cuo3  selecAunados cia .haI.Ccer:--c, 

iiic.rcXi c.-Innc-n ::.c:-.cc c-i 1ic 11 Onvomenilo, V El aorwm?ziln,. 

it J ucc oc.cn, m e w u l ,  n.i 000C:mec:::nc do n00000r nlio>i i. , 

am.. orcet: Cii: linetha mfno, ao. OCr. tic / do en: I amino 040A, .i, 

c:.ic;.uaLq.::.co,. c:o:;-occcal. , oriCo ::, -aneroan– in. Ccnie 

HU MS Cr0 .LOE3 .20 :n.. 11. ccc 01.02 cTL1I.LOJ arlIn 

r:eteroar in :neneni is can :.r:-r.oi r-a.1oceri:e ssni.tonco 0.0,0 IM11 Łn 

on iii no g cocos wl wcionaa w  do. hal6panv. h:Ldroxiio ci. arro, 

rod:ro, zidn. ’icco:rorce’c’. ic. c:I’- 0:00: eci._c, tc.fiu-nrorconcj c, 

n.J_Cc.: in C -C.-, 0._LO.AO.. n :ci--o, s Zq"inin’ CI, cJ_ci.cacI’c.: 90 

C, r c- ci e c: c: L c o: a i U:i. C. --coFRJ F4 

9 .  El n O mpuuscj ne crocerdo ccri coo Ii qo i.000 cia 

o a ivnr:c!:i can cc:ne S qrpnwdevnes,cioricie So 00 Aa Wgeno,r’tid rc:xI 9 

an. .cJ..c-, :0cc: 9::.  

c:ci t :uorc:’:tnn,i 10 0:e7nx, Lo..0300rnOioxi, di Q uocome.nox: 

c.ni.fIuoro me Ccxj, Łcmmnc. au ::ccne nil o, diiet : ..Lnmiruc, arrincie Li in, 

di..et:l. ’I amino, ca.Io, etcxo a 
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10. El compuasto do acuerdo con la relvtndicaci.dri 9, ŁdondŁ 

y H2 son independ.er2.amerie hidrdqenc, hsldgenc, ne tic, 

f.luoromatilc, difluorornetlic, crlfluorometilo o 

11, El corrtpuesto do acuerdo con dualqu.ie.ra de !as 

ret ndicaciones crecedentes, donde P1 es hadgeno 0 metilo, P 

as hidrógeno y P9 es hidrdgano, ba16etio, meilo, fIluorometilo, 

difluorometilo, trifluorometilo o SR 

J 1 2 .

 El compuesto He acue.rdo con la reivindicaclHn fl, donde 

Y as NH, P1 as halHoeno, R as ’fllHgeno, R as alqui 10 o 
h, a 21.  dqeno,y P. sst.i en Ia posicidn adyacente a Y, donde R us 

H 

13. El compuesto do acuerdo con la relvindicac.i.ón It., dcnie 

14. El compuesoc de ecuasdo con la reivindicociHn 13, dcnde 

P9 es hidrógeno, haiHqeno, meti lo, fluoromotlic, 

difluorometllo, rrifluorometiIo o eta-lo, 

J 1 5 .

 El compuesto do acuerdo con ,.L reivindicaciHn 14, donde 

W estÆ seleccio d nao He C (C) QR, C (0) NHR, y C (0) NH0R, Honda 

cu alquiera He 0(0) oR3, (0) NHR, (0)NHOR 

occionalmente suscituidos con unc o varics grupos 

seleccionados He haldqerio, hcdroxilo, ciano, Iiazido, 

f I uorometzlo, iifluoomecalo, triflucromotzJ.o, rrietoxr, 

£ Luorometoxi, difluorometox.i, trifluoromatoxi., amino, 

aminometilo, dimetIlamino, an, inoatilo, dienilamino, cccxi, 

aiquilo C -C4, alquenil.o C’ --C  aiqinizo C2C4, c]  oa].gu-t Ic 





C3-C6 y hetero .c1o1o;i10 C2-C6, donde cualquiera de dichos 

ai.qui–o C-C,, alqueni.Ic C:--C4, uloilo (C -C4, cicicalquilo a 

-ie e oCJ J01.cfUJ .o tamLer1 pueden estar opcionalmente 

sustitui.dos can uno cŁ varos grupos scccionados he Ni-CR y 

OR3; y 

R3 est Æ seleccionado de I4idr6genc, aicjuiio  

aicftlenilo 02-C1, a1quir1Co C7-C, Ci C.i0a1i.I0  C?-C& y 

f 
neteroc.tcoa1quUo u--C, dance cue quaera cc dcns a.qu1c 

CŁ--C4, a.k3uenllo C2-C, cJqu:niao C2-04, ciclaalqu.tlo a 

heterooicioaiquiio esoan 000iarialmente 5uOtituidos con uno c 

\farios gcupos se1ecciondo he NR3R y CR3. 

16. Cl comeueisto he acuerdo con la reivindicacihn 14, Jcnde 

W est Æ seleccionado do 

NR34 0 H .. H Rl N R 3 R 4  

-N

 NR 3 R4

 

NN - 

J 1 7 .
 CI cornpuesto he acuerdo con la reivinciicacidn 15 o Js 

rei vndicación 16, dor!do R es alquii.o C:jC4, clqueniio C3-C4 o 

alquinilo C2-C, donde dicta olquilo C3-0, alguenilo 0-0 y 

a] quinilo C:C4 puede estar oncionaimente sust.it.0 ico con uno o 

cJ3-ç)5 grupos seleccionados he halogeno, hidroxijo, dana, 

ro, azido, flucrcmetiio, difluorornetilo, tic f.luaromebilo, 

rnetoxi, fluorortietor, difluorcmetoxi, amine, aminonet:ilo, 

dimet::Liarrino, a minoetilo, diet.ilamino, etoxi, ciclociquilo, 



JO 

lie :.erccic1oaicui1o, crib a heteroa11o, donde di chos a:ii11s 

ciolcalguilo, heLeracicicalqui..IL0, crib oa ieacrr:bc caden 

estar opcicnalmeate sustituidas con uric a varics L7 i,.rios 

seleccionados de ha.16eno, hidroxblo, dana, .ni.tro, azido, 

fJ.uorometi Ic, difiuorometi.bo, trifbcorcmetibo, aiquibo C-C, 

al.quenulo CC4, algubnibo 1-C4, ciciloaiLquii.o 

heterocicloalquilo C3C3. \7 ŠC-  y OR3, 

18. El compuesto de acuerdo con la reivindicacidn 17, dcnde 

Cs habdaenc, hidroxi.1.o, ciano, nitra, azido, netilo, 

fluorometibo, cLflLlaromet.i ba, t-ciflucrometi bc, rietx.i 

fI.corornatoxi, difluorometoxi, trifluorornetoxi, ariilo, 

aminorae ti lo, di.metilarrino, cminoetbj.o, clieai..lamino, etilo, 

etaxi o SR11. 

19. El oompuestc do acuerda con In reiiridicción 18, donde 

y H2 son, de modo independiente, hi.clrogena, habiqeno, 

mettba, fluororrietibo, difruorametibo, tr1JuozorrLetJ Jo o etibo. 

20. El coriouesto de acuerdo con be reivindicación 17, dande 

R as babógeno a metibo, R as hi. drigeno y R’ es hidrOcerio, 

haligeno, rriet–bo, f1uor PEP .tibo. difJuororneŁtila, 

trifluorometilo a

 

SRH 

21. 51 compuesta de ecuerdo con la revndicaci6n 20, donde 

Y es NH, R1 es he ligeno, H es haióqeno H’ as alquibo o 

halógeno, y H2 esti en la posición adyacente a Y, donde R as 

hidrógenc. 
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22. Un conpuesto oue incluve sus enantilmeros, 

dia ste re ci s óme ro s re sue ito s, s clvat.o S y s a les 

farrnacØuticaniente aceprables, que tie,-,e la fóroula: 

R7 
0 

R10 Rl 

Won 

R9 

dond e 

R’, R2, R y son, de ma Cc independiente, hidróqeno, 

haidgeno, ciaric, ni.t:rn, trifluorornettlo, difluorometoxi, 

difiuorome.tilo, fluorcmetilo, fluorometoxi, triflucromeroxi, 

azido, -SR, --C (0) 
pJ, -C (0) o, -NiRC(0)0R, -CC (0) P, - 

NR4S07R, -SO7NR3R, -NR0 (0) R, C(0)NRR4
 314, - N R C ( 0 ) N R R 4 ,  - 

NRC (NCN)NR3R4, --NRR, alquiio C1 -C  algueni ic C:--C,, 

eiquiniio C2--C, cicicaiquilo C3-C1c), cicioalquilnlLquiio 

arilo, a iia1qui1c, 

heter o a r i i o 1  heteroari ia.iuilo, heterociclilo, 

heterocic.iiieiquilo, --C (CR4P) -ariio, -NR4 (CRR)-ari1o, 

-0 (CR4R.5)-heteroari1o, _NR4 (CR4R5)1-heteroari1c, 

-0)CRR)1n-hete2:,oci.c1 JL1.o o -NR’ (CR4R)mheterocic1iio, donde 

cuaiquiera de dichas porciones de alquilo, alquenilo, 

aiquinilo, ciciLca1u–1o, crib, arilaiquilo, heteroarilo, 

heteroari1aiqui1c heterccicl.iio S heterocioiilaiquiio esSn 

cpcionaimente sustituictas con uro c v a r J os grupos 

seleccionados, de modo independient, de cxc (con la condicidri 



do cue no e --- tØ sustitu:)cfo en cii arilo 0 heteroori_o, halogeno, 

ci.no, t trif1uoorr1eti1O, di. C1uoromoioxi, 

trifluorometoxi, sz–.cio, _NRSO?R, -SO2NRR, -C(C R, -C  

-C.0 (0) R, -NRC (0) OR  -NRC (C)) R, -C (0) N R R , P .  

-NRC (0)NR3R47 --NPiiC (NCNI NRPC, arilo, hetercarilo, 

aroiaiqu.iio, heie:ari1a.tguIiLo, heteroc.iiciilo y 

heterooiciii.a]quiio, y donde diodes anullos ariio, 

hotorcarilo, airiuialguilo, heteroarilaiquilo, heterocici:1 I In o 

heterooiclilelquilo tamhidn pueden estar sustituidos con uno o 

varios grupos so.leocionndos de ha16geno. hidroxilo, cieno, 

nitro, azido, fluorometilo, difluorornetilo, tritluorornet-ilo, 

alquilo aiOueniio C;,-C4, aiquini.lio Cr-C, ciclociquilo C 

L, heteroc1cioaLqu1.o y 

es hidrdqeno, L-.r :i f1.1ororcet.i1o, alqoiio aigueriile 

alquinilo C-Cr, c:.cloaiquilo C3-C., cicloaiiquil.aiquilo 

C -C, crib, arilaiqui -lo , heteroarilo, heteroar.ilaiquilo, 

heterociolilo 

Cl here.cooicliialquilo, donde cuoi.quiera de 

dio h as porciones Jo Iqu:l. Ic, al querii  JnI le, 

cic I oa lcju.i Ic, or ii o, a r – I  1 gui lo, het e roar ho, 

heteroarilelquilo, het.erociclibo y heterociolilaiquilio est.in 

opcionaimenta susti.tuidc s con uric o varios qsupos 

se, eoconados, do niodo .ie.deperidienh, do cxc (con i condiciidn 

do quo no estØ sustit.oido en Cl aribo o hete roarii.o, haldgeno, 

ciano, nitro, r. rifiuoromet.i1o, dofluorometilo, fluorornetilo, 

difluorornetoxi, trifluoroinetoxr, azido, -NR 
1.1 
S02R’, -SO:NlR11R, 
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-C (0) R11, C (C)) OR", -CC O)R, -NR11C(0) OR, _NRLC  

_C(G)NRIiR!, -SR  -2(0) R, SO2R: NRR, NR IC (0) NRLR, -- 

NRtC (NON NPR, -OR, eiq ila C:C,t, aqueriiio  

alquinilo C2-C1, cici oaCqui.Io 03-Cu, crib, hot:.eroariio, 

crilLaiquibo, heteroeriicbouii a, heterociclilo y 

heterociclilaiquilo, y dorde dichos anillos ariio, 

heteroaribo, arilaiquibo, heterocri.ialquiio, heterocicli.l.o o 

heterocicliiaiquibo rsrcbiin oueden estar susti tuidos con coo c 

I v a r i c s  grupos se1ecciondos de halógerio, hidroxilo, dart,,-,, 

nitro, azido, ficorometibo, d:i.fLurOmeti1o, trifluorornet:iic, 

ai.cutiio C, - O, aiqueniba C -C4, alguinilo C7-C4, cicioaiquiio C; 

C, he t.eroci ciaaL god 10 C:rCt, ICR PC y 0P 1  

cada R’ cc, de modc indeendiente, hidrógerio, cjar)o, 

nitro, tr ifluorornetibc, dilluorornetoxi, Lrifiuorometcx t, 

a:oo, --C (0) R, -C (0) OR, --SO2NRR, -C (0) NR R’ alquiio C:  

aiquen.iio C2-C, Ciau JL O1 10 C2-0O3 0)010 oa.lquiio  

cicloaiquilaiquibo C01-001, -2 (0) (al gol) o Ci-C,..) -S (C)) (C R’  

crib, aribc, arilaicuibo, hoteroaribo, heteroarilaiquilo, 

heterocicii.bo a heterociciiiaiquiic, donde cualquiera de 

diohos porciones tie alqu–Jo, alciuenibc, alquiri.bo, 

Cidioaiquiio, ariio arii.alquibo, heteroaribo, 

hete roar i.Iaiquil.o, heterociclbbov heterocici–ialqi.iilo estÆ.n 

opcionalmente sust:itidar con coo a varios qrcpos 

seleccionados, de mod.o incieericiiente, de oxo (con la conc.iiciOn 

de que no estØ sustatuldo en el crib a heteroarilo, haidgeno, 



ciaric, ci tro, ucromet o, di fiocromotoxi, 

trificorornetoxi, -NP431. ’, -SC NP’ 3R, 9, -c (0) OF,  

-CC (0) R. -NRC (C) CR, --N9’C (2)9’, -C (C) NRP2, 

--NRC (C)) NR3R4, -NR C (NCN) NI?R, 
_Q93, arilo, heteroriio, 

ari.1.aiquiio, het:orcai’iiaicuilo, heterocic:iiio y 

heterooiclaialguilo, v donde cliohos enilios ai 1 a, 

heteroarilo, an i iaiqu.ilo, etei:oaIquiio, het.eroc cii iLo a 

heterociclilalquiio ttrnbiØn pueden estar sustituidos con uric) c 

vanioa grupos seieocnorcsdcs de halOqenc, hidroxilLo, ci aria, 

nitro, azido, fiuo:triet.ilo, cLi.fiuocometti.o, tn.fl.uarometa..fo, 

ciquilo 01--Cd, a1qu.enio Cd-Cd, alquiniio Cd-C4, ciciLoiuiio Cd-

C, het:erocicl oaiqu:L 10 C3--C,

 

7RiR4 ORII 

as hidzdqerio, tr.i.f1uonorrati1o, aiquila C)C11 aiouenilo 

, aLquiri i IC -2.L / c.:LL_oa.i put_i_c CrCii / ClCICdJ(4LIL .1 CU 1 i_c 

L3CŁ,1 aril, aracalcuac cc’ , hOteroarilo, hotenoarajaicuio, 

heterociclilo, heterocioi.tlquilo, fosatc o ur nesiduo do 

orninoÆcicio, dondeousiquiera de dichas corciones do aicjoiba, 

aiLqueriiio, aiquini.1.0, cicboalccai.bo, aria, 1IOiQUIIO, 

hete.roaniio, heteroanii.ci quilo, heterocicil lb y 

heterociclid 1qui1a est.Æii ocionalmente sustituidas con u.no o 

vanios grupos cebeccacriados, dc rrodo indecendi en, te, de oxo 

(con la condic.ión de aue no estØ sustituido en ci ariia a 

beteroanila, haidqenc, dana, nioro, tni.fiuorometiio, 

difiLuorornetoxi, trofluonometoxi, do, _NRS0:.,R, _SO.NRl9u, 

-c (0) (0) CR-, C)fl NP1C (0) 0R, NRC (0) R, 
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-c (0) MID, P,  -SR, -S (0) p4, -S02R, _NRLiR2, -NR CC  NRR, - 

NRC(NON)NR2Ri3, -OR11, arilo, heteroarilo, arilalguilo, 

heteroari.ioiquilo, neterocLc1J.o y heerocic1iia1quii0, 

o R3y R4 junto con ci iiiorno al ue estin unidos forman on 

anillo carboc.Ic:Licc, heLeroariCo o heterociclico he 4 a 10 

rriiernbrcs, donde cuciquiera de clichos anilios carboci.ciicas, 

heceroarilos o hetercc.tclicos estin opc.Ionalmente sustituidos 

f 
con uno o varios grupos seleccionados, he rnodo indepenciierte, 

do haidqerio, ciano, nitro, trifluorometilo, difi uorornet:oxi, 

trifluorornetoxi, azicio, -MR.’SO2R4, -S0NRR’, -C (0) R, 

C (0) C) R.  -00(0) RLI j4p00 (0) 0R4, -NR ’C (0) R, -C (0) MR’ R"  - 

SR --S (0) R’4, -S0R°, -NR R, --NP-,-L’(.,(0) NR"R’3, - 

NR’C (NON) NR2R, -0R, arilo, )hteroarI I , arlialtuilo, 

heteroariiaiquilo, heterociciiJ a y heterocicliiaj quilo; 

R4 y R son, de modo independiente., hidrógeno o aiquilo 

CLC, a 

R4 y R junta con el itornc al poe estSn unidos forman on 

an.iIIo 

carbociclico, heteroarilo o heterocicJ co do 4 a 10 

miembros, donde clicho aiquilo a cuaiquiera de dichos arillios 

carboeiciicos, heteoari los y heterociciiccs esLÆn 

occionalmente sustituidos con ,. pno o varos grupos 

seieccionados, do rnodo independiene, de haiógena, ciano, 

nitro, t  i fluorometilo, difluorornetoxi, trifluorornetoxi, 

14  c C : ,   -CC (0) R1,,_SO2NRazido, _NR11SO2R R 0(0) OR,  - 

NR11C (0) OR’4, -NR’C (0) F12’ -0(0) NP11R2, _SR!, S(0)R""  -S02R4 - 
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NR.R , --NP C (CC NRRL3., (NON) NRR3, -OR1-, drib, 

heeroa:iio, ariJaiLcjullo, hereroarilaiquibo, heterccicb bc y 

heterocicliialcjurJo; 

es trifluorometibo, aiquilo C1-C, cicbociquibo C-C1,, 

aribo, ariiaiqu.iio, heteroaribo, heteroarilaiquibo, 

ht.erociciibo a heterocidliia.iquilo, donde cuaiquiera de 

dichas porci.c.id a de aiquilo, cicioalquibo, aribo, arilaiquibo, 

het.eoaribo, heteroaribaiquibo, heterocici..:Lbo y 

hete.rociciiia.iLquibo estÆn ancionaimerite sustituidas con UflO C 

varios grupos sel.eccionados, de modo independiente, de cxc 

(con la coodición de que no estØ sustituido en ci Crib›O c 

het.eroariio, haiógenc, dana, nitro, trifiuoromet:ibo, 

difluorornetoxi, trifluorometoxi, azido, -NRSO7R, -SO2NR’FC, 

-c 

(0) R11, 0(0) 
0pi, 

-00 (0) R11, -NRC (0) OR4, -NR ’C (0) R, 

_C(0)NR1R12, --S(0)R’
 Il 
, --S02R4, _NRl

  jLR, _NRC(0) NP, :.R, - 

NR 1C (NON) NRL2R, -OR, arilo, heteroarilo, arilaiquilo, 

heteroeriialquibc, heterociciiio y }:eterociciiiaiquiio; 

R11, R v R son, do modo independiente, bidrigeno, 

aiquibo inferior, aiquenibo inferior, a.riio v arilaiquibo, y 

es alquiio inferior, ciquenibo inferior, ar.Lbo y 

ariiaiquibo; 

13 o dos cuciesquiere de R, P12 o R4 junto con ci itomo 

al que estin unidos forman un anilbo carbociclico, heteroaribo 

o beterociclico de 4 a 10 mierribros, dande cualguiera de dichos 

aniibos carhcciclicos aiqulic, aiquenilo, aribo, ariiaiqui.lo, 
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heteroarilo o heteroclolicos estÆn opcionairnenne sustituidos 

coii uric o varios grupos seleccionados, de modo independiente, 

de halLógerio, ciarlo, nitro, tri6luorometilo, difluorometoxi, 

trifluorometoxi, azido, arilo, heteroar.ilo, ariisiqui 

heteroarilaiquilo, heterociclilo y heterociciilalquiio; 

m es 0, 1, 2, 3, 4 ó 5; 

n es 1 6 2; y 

j es 0, 1 6 2. 

*  23. Uri compuesto que iriciuye sus enantiónieros, 

diastereoisdmeros resueltos, solvatos y sa1s 

farmacØuticamente aceptabies, que tiene la formula: 

N 0 

R7 N R9 8 

0 
R2 

do ride 

R, 

R, R y cada P9 son, de modo independiente, hidrdgeno, 

haidgeno, ciano, nitro, trifluorometilo, difluorometilo, 

fluorometilo, fluorometoxi, difluorometoxi, trifluorornetoxi, 

azido, _SRLi, OR3 (0) R 
, 

(0) oR, -NR4C (0) 0R, --CC (0) R, 

NR/4SO2Rr, -S02NR3R4, -NR4C (0)  R, -C(0)N R3R, -NR5C (0) N R R 4 ,  -  

NR5C(NCN)NR3R4, -NR 9R4, aiquilo C1-C10, aiquenilo C:C:o, 

alquini.lo 02-C9, ci.cloalquiio C-C cicioaJ.quilaiquilo C3-CI, 

-S (0) (alquiio C1-C6) , -s ( 0 ) (0R4R5)111-ariio, crib, ariialquiio, 

heeroari1o, heteroarilalquibo, heterociclilo, 
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heteroc clilaiquilo, --0 (CPR) if-arilo, -NR C.R:R -,-ac– .1 0, 

-o 

NR (CR4R)::.eter00n1L0, 

O (CR4R) m-heterocicit.io o -NR (Of 4R) -heteroc i ...1i1o, dundo 

coaiquiera de d:Lchas porciones de aiquilo, aiqueniio, 

aiquinilo, cicioaiquilo, arilo, arilaiqulic, hetercarilo, 

lie teroarilalquilo, heterocic)iio y h e t e r o c J clilciquilo estÆn 

opciona linen te susttuicias con uno o varios grupos 

seleccionados,de

 modo independiente, de cxc (con la condiciOn 

de que no estØ sustituido en el arilo o heteroarilo, halóqeno, 

.  ciano, nitro, rrifluorornet.ilo, dif1uoroneT:ox, 

trrf–uorornetoxi, azido, -NR S0;-, SQ2NR, (O.iR, ( 

-OC (0) R3,
 

-NR  (0) OR°, -NRO (C)) R. -c (0)NRR, 

-NRC (0) NR3R, -NRC (NCN)NRR -0R, arilo, heteror:i 

ari1aquiio, hetoroarilaiquilo, heterociclilo y 

heterociclilaiquilo, y donde dichos anilios arilo, 

heteroarilo, ariiaiquiio, heteroari1iauiio, heterociclilo 0 

heterociclilaiquilo 

arnhiØn pueden ester sustituidos con uno a 

varios grupos seleoc Lonados he haidgeno, h droxiio,  

nitro, aziclo, fluorometilo, difiuoronetiIo, rrifiuoromet 41 o 

a]quiio O:O4, aiquenilo 02-04, alquinilo C2-C4, cicioaiquiJo C-

C, heterocicloalguilo C-C6, NRR4 y OR; 

R7 es hidrdcjeno, triflucrometiio, aiquilo C -C,, aiqueni to 

C2-0O3 alqu–ni.10 C2--O, cicloa.iquiio CO), cicioaJ,.auiaiquio 

C;3Cio, arilo, aciiaiquilc, heteroarilo, heterca rri.iaiquiic, 

heterociclilo 0 hetercciciiiaiquiio, donde cuaiquiera de 
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dchas porciores de a 1.qui1o, aiquenilo, aiquirlilo, 

cicloalguilo, arilo, arilaiquilo, 

heteroarilo, 

heteroarilaiquilo, heterocicliio y heterocic1iia]qUi1C) estan 

opcionairnent.e sustituid.as con. uno 0 varios grupos 

seleccionados, do aodo independiente, de oxo (con la condición 

de que no estd sustituido en el arLlo o hete roar ibo, haiógeno, 

dana, nitro, trifluorametilo, difluorornetilo, fluarornetibo, 

difluorometoxi, trifluorametoxi, azido, _NRt1SO2R, _SONRft, 

-c (0) R’, C (0) -CC (C) NRl1C (0) 0R, -NR1C (C) 8, 

-c (0) NP11 
1’2 

R’2, -SR, -s (0) R’4, -SO’4, 2R _NR P,  -NR11C(0)NR R , - 

NRC (NCN) NR12R, -0R, alquilo Cl-C,, ciquenilo CT-Co, 

aiquinilo C-C, cicboalquiio 0-C10, crib, heteroarilo, 

arilaiquilo, heteroart aiquibo, heterocidlilo y 

heterociciibalquiio, y dorLde dichos anillos 

heteroariio, arilaiquilo, heteroariialquiio, heterociclibo c 

het.eraciciiiaiqui.io tambiØri puecieri ester sustltuidcs con ccc o 

varios grupos seieccionados de häldgeno, hidroxi 10, cianc, 

nitro, azido, fiuorornetilo, difluorometilo, trifluorometilo, 

aiquilo Cl-C4, aiqueniio C-04, aicuiniio C2-C4, cicioaiquibo C-

C, heterocicioo1qui o C-C, NBC 
R" y 0R; 

es hidrógeno, trifiucrornetilo, aiquilo C1-C, aiquenilo 

C2.--C10, aiquinibo C2-C., cicboaiquiio C-Cj0, cicioalquiiaiquiio 

C-C, crib, arilciquilo, heteroarilo, heteroarilaiquibo, 

heterociclibo, heterocici.iJ.aiquibo, fosfato o un res.Lduc de 

aminoÆci.do, donde cuaiquiera de dbphas porciones do aiquUo, 
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aicueniLc, aiquinilo, cicIoaiquiio, Crib, ai1nbqulo, 

he, teroaxilo, heteroariia.Ljuiio, hetercoiclibo y 

heterociciila.lquibo eet:an opc.ionaimente sust.tLiJca5 000 flC C 

vance grupos seleccionados, de modo iridependionte, do cxc 

(con in condictôn de que no estØ sust:ituidc en el ar)lo a 

heteroaciio, haiógeno, ciano, nitro, tnifiuorornetibo, 

difbuorometoxi, tifluonornetoxi, azi(-io, --NR1S02R, -SO NR R, 

-c (0) R11, 0(0) 0R’, -CC (0) R11, NRJx C (0)  

-C (0) NRURL2, _SRLI 5 (0) R,  -SO2R’4, NRbR!, -NFL  (0) NRR 

NR11C(NCN)NRR13, -0R, Crib, heteroanibo, aniialquibo, 

hetenoanilalguilo, heterocic.1.iio y heterocicii.iaiquiio, 

o R3 y R4 junco con ci Ætomo all qua estÆn unidos forman UT-1 

aniiio canbocbclico, heteroanibo o heterocici:Lco de 4 aLi 

miembros, donde cuaiquiera he dicios anibios canbocIc].icos, 

heteroanilos o heterocic). Loos estin opcionalrnente sustitui.das 

con uric o vanios grupos seieccionados, de modo independiente, 

he haiógeno, cianc, nitro, rnifiuorometibo, clifluorometoxi, 

Itnifluorometoxi, azido, --NR"S0R4, _S02NRJLR12, -C (0) 

C (C)) OR11, -00(0) R , _NR1LC (0) OR4, _NRu 1 C (0) R’, -C (C)) NR1 R1, - 

SR, - (0) RL4I -S02R14, NR1iRu, -NR11C (0) NR’2R, - 

NR’
 
1C (NCN)NR:lR.Li, _ORL, aniio, het.enoaniio, ariiaiqui].o, 

heteroanilaiquibo, heterociclLilo y l.etenocic ilaiquiJ.c; 

R4 y R son, de modo independiente, 1-iidr6geno o a.iquiia 

C1-C6, 0 
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R4 y R junto con el dtocc al ciue estÆn undos tarmac an 

o carbocici icc, hetercarilo a heterocidlioc de 4 a 10 

miemhrc, doncle dichc aiquiio a cuaiquiera de djchcs ani1io 

carbociolicos, heteroarilos y heterociclicos escÆn 

cpcionaimente sustituidco con coo a varics grupos 

seieacionedos, de modo independiente, de haldqerio, dana, 

nitro, trifiucromerilo, difiucrometoxi, tf.uorometoxi, 

azida, -NR11SO2R’4, -SO2NR’R12, -C(0)R11, C(0)ORL, -OC(C)R11, - 

NR11C(0)OR  4, -NR’C (0) Ru, -C (C)) NRR12, -SR , -3(0) 
pTh, 

S0:R, 

NRR13 12, -NR  (0) NRn2R–3, NRuC  an ic, 

heteroarilo, arilaiquiio, deteroati’ia1quiic, heterociciiio V 

heterocidlilalcnuiio; 

R  es tr:Lfiuorcmetilo, alCuilo C1-C, cidicalauiio 0-0u, 

arita, ariialqcilc, heteroar.i.lo, hete roar iiaiquiio, 

heterociclilo a hetercc.iciilaiquiio, doncle ocaiquiera dc 

dichas porcianes do alquiio, cicloalquilo, arilo, nmniieiquilo, 

heteroanilLo, heterooniialquiic, heterocicif 10 y 

heterociciiialLquilo estÆn opciooaimeote sustituidas con uric a 

varios grupos seleccionados, de modo independiecte, de cxc 

(con la condición de que no estØ sustituido en ci anna a 

hetercar.iic, haidqeno, c:iaoa, nitro, tnif].uorometil.a, 

difluorometoxi, tnificorometoxi, azido, _NRuS02Rl, -S02NR1R, 

-C (0) RL, C (0) 0R, -00 (0) R, NR1C (0) OR
 

-C(0)NR uR2, SR’, -S (0) RL4, _SO2RL4, NR R12 _NR1JC (0)NRuRI3, - 



L.T) 

NR"C (CN) NRRI _ORL, arilo, hetoi10, aril alquilo, 

heteroai1a1q0iio heterooiolitJ.O y heterociclila iquilo; 

c., do moan i:depenoJ ent.e, hidooqeno, 

aJ ui10 inferior, alqcenLo inferior, arilo y arilaiqo] Ic, y 

es alqcilo inferior, aiquerLiio inferior, arilo y 

a r ii a 1 qu i 1.. o; 

o dos cualesquiera de Ph, junto con e] Itomo 

S a l
 quc esrdn unidos forman on an.ilio carbociclico, 

heC.erca.Ci Jo 

$  0 heterociclico de 4 a 10 rniemhrcs, donde cualquiera be 
dichos 

an2llos car000ccisccs alqtaiJ.c, a1quenLo, aril-c, arilalquilo, 

lieteroarilo c neterocic.LLCCS estdn opol onalmente susttuidos 

con uno o varios grupos SOL.eccionanos, be rtcdo ]ndepenolerite, 

be haldgeno, ciano, nitro, triflluorometilo, difluorometoxi., 

trifluorometoxi, azido, auTh1 hcteroarflo, criialqu.iia, 

heteroar la1quiic, heteron.cl fin y he.cerccicliiaiaoi.J-o; 

m es 0, 1, 2 3, 4 ó 3; y 

Ł  

j Cs 0, 1 6 2. 

24, Un corapuesto que incluye sus enantidmeros, 

diastereaisómercs resueltos, soiLaos y sales 

farmacduticarsente aceptables, qoe tierie Ia formula: 

R 
N 
N 

N 

0 

donde 
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R1, R4, R4 y R 3son, de modo independience, hidrdgeno, 

dgeno, ciano, nitro, trifluorornetilo, difluorornetoxi, 

dfiuorometi1o, fluorornetilo, fluorornetoxi, trffiuoCometcxi, 

zido, --SR1, -OR3, -c (0)R3, 0(0)OR3, -NR4C(0)OR, 0C(0) R, - 

NR4SO3R6, -SO7NRR4, -R4C (0) R, TO (0) NRR4, -NR c. (0) NR R4, - 

NR5C(NCN)NRR4, -N.RR4, a1quio 01-C10, aquenilo C-C, 

aiquinilo C-O, cicioalquilo C3-C1, cicioelquiiaiquiio C-Ou, 

-s (0) (aiquilo C-C , -5(0) (OR4R5)1-ari1o, arilo, crilaiquilo, 

he.teroariJo,heteroarilaiquilo,
 heteroci c Lilo, 

heterociciilaiquilo, -O (CR4R-ari1c, -NR (CRR)-ar.io, 

.  4; 
-O(CR R) -heteroariio, -NR (CR1Rj-;-heteroari 12, 

-o 

(CRCRF) if-heterociclilo a -NR4 (CR4R) -heterocic1i1o, donde 

cuaicTuiera de dichas norciones de alqul 10, alquen).lo, 

aiqL1inrio, cicloalquilc, arilo, arilaiquLlo, heteroarilo, 

heteroarilaiquilo, heterociciilo y heterocicl ilaiquilo estÆn 

opcionaimente sustituidas con uno 0 varios oCupos 

seleccionados, de moclo independiente, de oxo (con la cond–c.ibn 

$  do que no estØ sustituido 20 Ci ar10 a hoteroarilo, hafiqena, 

ojano, nitro, trifiuorornetiio, difluorometoxi, 

trifluorometoxi, azido, --NR4S02R, -SO2NR3R4, C (0) R3, -C (C)) OF 

-CC (0) R3, --NR4C (0) OR°, -NRC (0) F. -C (0) NRR, -NRR, 

-NR 5C (0)NR3R4, -NRC (NCN) NPeR4, -(R, arilo, heteroarilo, 

arilaiquilo, heteroeriialquilo, heterociclilo y 

heterocicliielquiio, y donde dichos anillos arilo, 

heteroarilo, arilaiquilo, heteroarilaiquilo, heterociclilo a 
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heterocic1:ia1qui.io tarnbiØn pueden estr susti cudclos con uno 0 

varos grupos seleccionados Sc haiigeno, hiciroxilo, c:.iano, 

njrro, azido, fluorometilo, oifuozome.j1O, LrltororaetilO, 

aiou.io 1-1-C4, aiqueni 10 alquin–io C’-C.4,, cc1Oa1qUiiO C-

C, heterocicloaiquiio C3--C NR3R4 y OR3; 

cada R es hidrSgeno, trifiLlorometilo, alquilo C-C , 

aiquenilo C - c. aiquinilo C2-C10, cicioalquiio  

;  crc.LoaiquiJszqui.Lc) C3-C, ari.lo, arilaiauiio, het:eroarclo, 

heteroarilaiquilo, heteroci..cliio o heterocicii1aiqu lo, dorrde 

cuciquiera Se dichas pociones Se aiquilo, a1cijenilo, 

S 
ai i o quinilo, cicioalqu–, crib, ariiaiquiio, heteroari..ic, 

hetoroarilalquilo, heterociciiio y neterocc1i.aiquiio ESUiFI 

opcionairnente sustituidas con uno o varios grupos 

seieccionados, Sc modo independi,ente, Se ox-) (con la condicidn 

Sc que no estØ sustituidoen ci. arilo o heteroaribo, haldqenc, 

Okano, nitro, trifluorcrcet:.ilo, difluorometibo, fluororncti.Io, 

difluoroinetoxi, trifluororneroxi, azido, NRSOR, SO;NRR, 

Ł  

- 
, 

, -OC0Li  

. 
,UJO(0)NRC(

 )0  C( C’, OR  

-NR--C(0)R11C

 O 

1
 
’2 ’ ’4 ’RC(0)NRR SR  S O)R  SOR  N R  NR

 

- 

NR"C (NCN) NRILRI3, OR:1, aiquilo alqueriiio 

aiquinilo C2C13, cicio all uiiLo C0C13, crib, heteroariio, 

arilaiquilo, heteroarilalquiio, hetorociclilo y 

hete rociciiialquilo, y doride dichos anilbos aria, 

heteroarilo, arilaiquilo, heteroarilaiquiio, heterocicitlo o 

heterocici.iialquiio tarabiØn pueden ester sustituidos con uno 0 



$ 
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virios grupos seiecc iOnddOS de heiógerio, hidoxiIo, c:Lano, 

n.ttro, azi.do, fIuoromet 1o, di.tluornrnetlic, trifi nororneiio, 

aiqui.10 CC,, alquenllo C2-O, aiquinilo C-C4, c cloaiqUlio C-

C, heterocicloaiquiio CC3j NRR4 y OR"; 

cada R es, de rnodo indeperdiente, hidrógeno, ciano, 

nitro, trifluoro metilo, difiuc,rometoxi, trifluorometoxi, 

azido, --C (0) R, -c (0) OR3, --S0:NR3R4, -0(0) NR 11 R4, aiquilo C3C(, 

aiquenilo C2_Cli?  a1quini.io cicloalpuilo C-CŁ, 

cic.ioaiquiiaiquilo C_C, -S )0) (al.quiio C,,-C,3) , -S (0) 

arilo, ariio, arilaiquiJo, Ile tercarilo, ieteroaziiaiqui-i-o, 

heterociclilo a heterocic]ilaIqutIo, donde cuaiouiera de 

dichas porciones 

cioioa1qu 10, 

de aiquilo, aiquenilo, aiquinilo, 

crib, ariiaiquiio, het:eroariio, 

hete roar ilaiguilo, beterocici ilc y heteroci cLibaiquilo estin 

opcionaimente sustituidas con uno a varics grupos 

sebecci.onados, he macic independience, de oxo con Ia condicidn 

de que no estØ sustituido en ci ar.ibo a heteoari1o, halóqena, 

dana, nitro, crtfiuoromet.ibo, dif1aro metox, 

trifluorometoxi, aziclo, ›NR 4SO7R°, -SO7NR3R, -’C(G)PO, -c (0) OR, 

-00(0) R3, - NC (0) 0 G, -NR4C (0) R3, -c (0) 1,1R3R, _NR R4 

-NR3C (0) NR3R4, -NRC (NCN NRR4, -OR3, arilo, heteraar.i.1 a, 

ariia3lquilo, heteroarilaiquilo, heterociclilo y 

heterocidlilaiquilo, y donde dichos anibbos arilo, 

eteroariio, arilaiquibo, heteroarilainuibo, hecerocicJilo a 

het.erociciiiaiquilo tambiØn pueden 4sta.r sustituidos con uno o 
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var–o2 rupos eel cc ccriQs he ha 2ógerio, bidrox 1C, G1aO, 

riitrc7 azido, f1uoroTte.tI0, difOorocetiiO, )1Or3flet.ii0, 

c 

.lcai.202i C.- 
-L j- lO L)-C4, c eci1c C2C4, CC), cic 

C2., heter cc1ctcaLqU2C) 02 C NRR 
z 

OR; 

cc hidrdgenQ, trifi -oo2eti rp; al 
2Ui1O C ,  al quec3 ic 

alq ri0 02-Cr), ciccc:.la 03020/ 
cicicalqua 

2aiqul.Lc 

O:2C.. crib, ari.ic1qUiiC heteccazibo, heUeroaribaJU0, 

heteroc)iCiibO, 
fasfata a u  ceetciuc de 

amiriahcida, dancie cualqu.iera he dichas 
parciones de aiqu.1iO, 

aiqcenibo, aiauinij.Cu cicJ caiquila, arJO, &rJ-laJqu.L10, 

S h e t e r c a r  ibo, heteraarii&.qUjb0: hetroCiCl tin y 

het.eracici.1laiqLflJ-a estan ,.)p2.2R&I12erLe suet: 
itaidas cOr) :2110 0 

varios qzupas seleccior1ados, he macic iridependiente, dc axa 

ccn ic conC21000G an que no este sustztudo 
er: ci On -

 

C) a 

lie teroanibo, balógena, cino, nitro, tn t1uOrOmtii, 

di fiarorrletcxt, t.nifiucramet0X, azida, 
-NR3O::Rr -SONRR, 

-c(0)R, C(0)OR_, Łoc.flF4’, _ N R L C ( O C R 3 ,  -NR’CO)R 

-C (0)NR?R, -SR. H -S
 

NRC(NCN)NRi2RL. 
--R-, crib, heteroanibO, arilal- quibo, hnteraars1 balquilo, hoteroc.1c01_O y hetcnacidliaLq.20b0, a y R 

junta car: el Ætomo al que estan unirios forman an 

aiiba carbccIclico! heteraania & beterOciCLiCc he 4 a 1.0 miembros, dorde cuabquiere he diuha-s antics 

CarhocicI.Lcc, 

heteroar lice a hat croci clicos esthn OCC2 arc Li1ente sustituluos 

can arc a vance grUpaS seleccionadas, 
de macin independierlt.e, 



de halógena, olano, nitro, trifluarametiJa, difluorarnetoxi, 

-NR SCR4, -0;rN R trrfiuorornetax, eziao, S 

-CC(C)R, - R C O ) C 4 ,  NRC(0P:, -C(0NRFCt - 

SR -S(0)R, 
14, 

(0)R4, -S02R, N-" ’R!  -NRC (0) NIR  - 

j2 j 
NR C (NON) NR R , -OR -, arr–o, heteroar1o, arilaiquilo, 

heteraari.lelquila, hererac.icli 10 
y 

heterociclilalquilo; 

y 

R.5son, de macia indepand-lente, hidrógena a aiqu.1J a 

C1_Cp a 

y R junta con ci Ætama al que estÆn uni.dos farrnan Un 

an ha carhaciclico, hetercarilo a heteracichica de 4 a hO 

rnj.einaras, dande atcha aaauocc a c1quicca de. dicoos Cr111105 

c.arhocichicas, heteroaiIos y heteraciclicas estÆn 

opcianaimente sustituidas can una a varios qrupos 

seleccicnadas, de moda independiente, de halóqena, dana, 

ni.tra, trifluoromeiia, ciilluorometoxi, trOfluarornetoxi, 

azdo, -NR11S02R14, _SO2NP.uRL2, -c (0) R11, C (0) CRu, -0(-(0)- 

NR..LC (0) CR4, NRuC (0) R C (0) NR R!2, - S R 1 ,
 
_SCR, - 

NI -P,  -NR11C (0) NR2R. -RC (NCN) N.R2RH  

heteroarila, an 
i,. 

laiaui Jo, heteroanilaiouilo, heterocici Jo 
y Ł 

he t era ci Cilia 1 gull a; 

es tnifluararneciJ.a, aluila ciciaciquilo 

al,  a, a  i 1 a 1 gui 1 a, het en aa ni 10, hete roar I ha lqu ii a, 

het.enocicliia a heteraci alilaiquila, dande cuciquiera de 

dichas parcianes de a1qui10 diciaaiquila, arila, arilaiquila, 

heteroenilo, heteroanilaiquila, heterociclila 
y 
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hoCerociclilalqu..iio estdn opc naun000n? nust t.U;LC?as con mo o 

vari.os grupos sejeccioniad.ns, do nodo independiente, do oxo 

(con in c.ondicidn de ace no a3W Qlisttujdo en & or. in c 

h.eteroariio, halbgeno, dana, nitro, tr finorometilo, 

oirLuorometoxr, tr.rfi.uors,rtietcxi, azic, NR S O P 4 ,  S02NRR , 

-C(0)RK, C (C)) OPIL, -CC (0) 
p, 

-NRC (0) 0R, NP11C(C)R", 

-C (C)) NR11R2, - SR 
-s 

(0) F04, -S0P, -NR 
21 -NP C (C)) NPcPi, - 

NR11C (NCN) NP*R1i, _0pn, 10, heteronriio, a ills] ziuiJ o, 

.het:eroarilalqi.1io, deteroca ol:1.lc 
y 

0Eterocic.u.a.J rn 

S RI R 
y 

R 1 son, do modo independiente, hidrdgono, 

a1qu10 inferior, alq enilo inferior, arilo 
y 

ariialqui 10, 
y 

Ru en aiquilo inferior, a] cjuenilo inferior, arilo 
y 

ar r In iqrnLlo; 

o dos cualesauiera do R,R u, R’ o p14 junto con el Itomo 

alL quo estÆn uruLdos fot:rnari on aniliLo narbociclico, heteranrilo 

o teteroccitco do 4 a 10 rrierrhras dande cualgurern do di.chos 

anif lbs carhcciclicos alOulid, siauenibc, orb, ariJolcjui lo, 

heteroarilo o hecerocidlicos conan opcionalrnente sust:i tu don 

con ono o vanios qrupoo sebecclanados, do niodo independ:Lente, 

de holdgeno, clara, nitro, rrifluorametilo, di. fluorometoxi, 

trifluorornetoxi, ozido, arllo, heteroanlic, arilalqwilo, 

het:eroaribalquilo, heterocic.liio y heterocicli Ialquibo; 

m en 0, 1, 2, 3, 4 6 5; 
v 

j es 0, 1 6 2, 



25. Una cornpcsiccidn quo comiende un compuesto do acuerdo 

con cualauiera 
cia 

lan rivindlcac.iones 1, 2, 6, 8, 12, 17, 22, 

23 
y 

24 
y 

on porcador farniacicticarnenite acencable. 

26. Un mØtodo para irLhibir l.a act:Lvidad cia MEK ea n on: 

marnlfero qua comprenda la adminitracion a dicho marnifero do 

uric o verbs compuastos d  acuerdo con cua1ubera do Jan 

re ivbndicaciones 1, 2, 6, 8, 12, 17, 22, 23 
y 

24 en una 

cantidad efectiva para irihibir dicha actividad de MEK. 

27. U   mØtodo para eJ. tratarniento de un trastorno 

iniperproliferativcc la en rim rntamifero quo cornprende 

admrinistracidri a dicho rcLamifero cia uric o varios compuestos do 

acuerdo con cualquiera be Ian re1indicaciones 1, 2, 6, 8, 12, 

17, 22, 23 
y 

24 en rica cantidad efectiva pare t.ratar dicho 

tra storm hiperprolif.era c ivo. 

28, Uri mØtodo mara el tratamierito cia rica co--,d--’c"-,6n 

inflarnatoria en on marnifero que comprendo la admnintstración a 

dicho mamifero cia uric c varics compuestos de acuerdo con 

S 
cuciccuiera be las ra.ivindbcacionos 1, 2, 6, 8, 12, 17, 22, 23 

y 

24 en one cantidad efectiva para tratar dicha coudicJdn 

.inflomatoria. 

29. Ur.i conipuesto cue incluye sun enantidmnercs, 

ciiastereoisÆrneros resueltos, solvatos 
y 

sales 

farrnacØuticarnente aceprablas, qua tiane la formula: 



$ 
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dcnde 

X es N a 

R, R, R R 
y 

R 
10 
.on, c mcdc ndecendiente, bidrógeno, 

haiOqeno, c.Lano, riitra, trifIuoroinet.ilc, difhiorornetilo, 

fi uorometilo, fluororriatox.i di f1uaromet:ox, tr.if1.uoromtcxi, 

icio, --SR -0R. -C (0 R, -C (0) OR3, -NR4C E (0) OR, -CC  

NSCSO7R°, -SO2NRR4, Ł-NRC. - C) NR:p, N3( 0) NR R, - 

NRC (NCN) NRR, -NR3R, aiqaf in iquerii in C:C 

alqarniloC1010a1qU3i C 0 C 3 0 1  CiCiOai-CUiia i C q1i.() C 3 - ,  

-3(0) (aiuiio C-O) , -S (0) (CRR5( -ri1o, anilo, arilalqu.LLo, 

heteroarilo, lie tero.arihiiuhio, he:.erocicU lo, 

Leteroci aCilaiquilo, -0 (CRR) arm, -NR (CPCR) -ari in, 

-0 (0RR5)-heteroarlo, -NR (CRR)-heter.oariio, 

CRR) m-heterocicli In a -NR (CR4R) -aetercJL.lilo, clonde 

oualqutera do dioha oanci0r3es de alqailo, aiqueniJ a, 

a.iqunIo, c.tcJ.oaicniiia, arilnf arilalqailo, heeroartIo, 

heteroarilaiquflo, heterociclijo 
y 

heteroninliioiquilo est.I-n 

OpoLonalmente sustituidas con ann a varios qrapos 

se1ecoiorados, de modo independiente, de oxa (con In ccndición 

do que no est6 sustituicic en el arilo a heteroarilo, haiôgeno, 

china, nitro, trifluorornetilo, di Iluorometoxi., 

tri.fluorometoxi, azidc, -NRS02P, -SO2NR3R4, -C (0)R, -C (0) 0F, 



0 
Ll 

0 



El 3 
c o) NRR, OO (O R3, -NI  (0) 0R, NRC (0) , 

NPC (0) NR3R4, -0R, oeroarilc, 

a.iia1qu.t1o, heLoroari.l al, quilo, het.erocc!ilo 
y 

heterooioiiiL al’ quiio. 
y 

donde d i c h c, s aniltos a r  lo, 

heteroarilo, arilaiquilo. }-et:eroari1aiquiio, heterociclilo o 

het.erociciilalautio tambidri pueden estar sustituidos con uno o 

varios q.ruc>s se1ecciorados do h al’ igenc, hidroxilo, ciano, 

. nit.ro, azido, f.iuorometilo. cif1)uror IL eti1o, trifioroxnorilo, 

aiquilo 1C 4  alqueoiio CC.  aiquiniJo C,-C4, cicloatouslo - 

C, heterocicioatqui. o Cu-C, NR3R y OR3; 

CS hidrÆqeric., trifluororn et- ilo, aiquilo C  LC:, aiquerdlo 

C--C, alquinilo C-C, ciuioalquiio C3-C, cicihoalquilalqutlLo 

CŁC, artlo, arilalcuilo, heteroarilo, hetercartlalquilo, 

heto roc icli. to a heteroo:(.c)ita Iquilo, dancie cualqui era de 

dichas  1, !0,  quini 1(,porcion c  ,  

c.Lcoaiquiio, arilo, arilalquilo, heire.roa.ritu, 

heteroarilaiquiio, heteraciclito y heterociol iialqu:LIo est.Æri 

opoionalrcerite sust:ituidas coo unc a varios qrupos 

setecc:ionados, de modo independ–ento, de oxo (con ta coodición 

de que no estØ sustituido en ci ariic a heteroartia, ha.tdgera, 

dana, nitro, trifluorometiia, d.ifiuorometiio, fluorornetil..o, 

difiuorometaxj, trifluoromet.axi, azido, NRSO3R14, So2NR1R’, 

-C(0)R’, 00)0R11, 0C(0)R,-NR ’1C(0)OR, _NRuC(0)?., 

C (0) NR’R, SRL1, -S (0) R 50R4, NRR2, NRc,0)N RR, 

NR   (NON) NRlRL3, aiquilo C-C, aiqueni 10 



r 
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4 2 1 2 )  

a R 3y R 4junta con el itcoc al quiz estin uriidos tarmac on 

anil.lo carhoc.iciico, hate:csrrio h aroni(--lica do 4 a 10 

m.Lembros, donde cuaiqnierc ae dichos ccii ins carhociciicas, 

hetaroa.riios o heteroc.icU cos estÆn opcionalmenve  

con unc> a varios grupos seleccionadas, do modo ’indeperidier>re, 

de haJ dgeno, ciano, nitro, rr:Lfiuorometii a, dufiuorometoxi, 

t r.ifiuorometoxi anido, --NRSOR , -SO2NRR°, 0) R, 

C (c) OR!  -OC (0) R1, -NC  

San, 
5 (Q) SO:)R14 NRnC )) NR21: - 

NR’c (NON) NP12P, -ORK ari.ic>, hetaracriio, aniiaicui1o, 
11 1 

hoteroarilaiquilo, heterocici:.Lto y heterociciiiaiquilo; 

R> y R son, Jo macin indspendierire, hidrdgeno a ciquila 

y R5 junta con cC Stoma al que estin unidos formon on 

a.n.iIl.c carhociclico, heteroaniio c heterociclico 
cia 4 a 10 

rriiorchras, dande dicho aiquilic c cualqutaca cia dichos anillos 

. carbociclicos, hoteraarilos y heterocicitcos estSn 

c>pcionaimerite sustituidcs coo non a varios qrupns 

se:Le(:ciorladas, do modo indepcndi&nde, do halóqeno, ciano, 

nitro, t.rifluarorcaciiol diftuorometoxi, t:rif1uorornotox 

azido, -NRSO2R, -S02NF, -C (C) R"ll, 0(0) 05°, 0C (0) i, 

NR11C. (0) Ł-NR’c (0) 
R, 

- (C) NRp°, -SR" -S(0)R",,  SCR4, 

-NRC (C) NR2Rn, -NRC (NCN) NR2R, 00, crib, 

hetercarimc, ari1a1ui1o, heteroar ilaiqoilo, hetarociciiio y 

bet arc ci ciii aiqui 10; 



I 

U 



RE Os trifluororiteto, ainuilo ciciociquilo I-C, 

ari lo, antIalui.i.o, heneroarilo, netey oariaJc..riio, 

ot:erociciiio o heterocicLiaiquiio, donne cuaiqcie.a de 

dichas porciories do alquilo, cicloalqu–io, arj.Io, anilaiquflo, 

heteroanilo, hetoroaniialouiio, hetenociclilo 
y 

he..erocd cliialquiJo estin opcionadrrent.e sust:ftodas con uno o 

vanios copos selocionados, do rnodo itideendiento, do o>o 

(con ia condic.Lón do qua no escØ sustituido en ci anilo a 

heteroarilo, haidgeno, ciano, nitro, tnifluoromei1o, 

d.LflLuorornetoxi, tn 0iuonietoxi,. azido, _NRS02Ru, _SONRLR, 

-C((.))R, C(0)OR, - O O ( C ) F h 1  -NRO(0)OR14, -NP.11C(0)R-, 

-C(0)NR  i2 -SRi’, --0 (0) R, S02R, NR10 (0) NPPu, 

NR c cN)NR2R, 00 anilo, hetenoanifo, aniialquiJ o, 

het.oroanLLalqu.iio, heteroc.ici:io 
y 

hetenocict.ilalquiio; 

9L 12 13 R 
y 

son, do mado independionte, hidodgeno, 

aIqu:Lio inferior, aiqueniicinfenir aniJ.o 
y 

onilaiquiJo, 
y 

R 
11 

en alounlo inferior, aiquenilo inferior, anile 
y 

an to iquilo; 

o dos cuaiescluiena de pU, p, p:n junto con cl ttomo 

al qua estÆri unidos fonrcan Un anilic carbociclico, heteroanilo 

o hetenociclico do 4 a 10 miembros, donde cuaiquiena do dichos 

an.:Lifos canbociclicos aiquilo, aiLguenilLa, antic, anilalguic, 

heteroanilo o heterociclicos estin opcionaimence sustituidos 

con uno a vonios grupos s’eiecc.ionaOos, do modo indepeodiente, 

de haidqeno, ciano, nitro, tnifiuorornetiio, difluorometoxi, 



LA 

n Li 
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1, 

trlf.1 Llorornetaxc, aztdc, arilo, het eroarj.lo, arilalqui 107 

heteroacilalqulo, hterocacI J L0 i h eterocicaiqui1c; 

W es hetero.arilo, heteroodli1o, -C (0) ORE ,  -C
 
’C",HR, - 

C (0) NRC)R, -C (0) R 4 0 R 1  -C (C) NPCS0R3 --C (0) (ci cloal qu:) I o C 

-C (0) ( a i q u i l o - C  (0) (ari1o) , -0(0) (het:(,-.roar‘ Ia), 

-0(0) (heter cc’ ic;liio) a CR30, donde cuciquiera de dichos 

he ter oa.rilo, heterccicli.Io, -C (0) OR 
3,
 -C (0) NRR, -C (0) NR0R, - 

C (0)ROR3,. -C (0)NR4SCCR3. -0(0) (cicioaiquilc C -Cu) / 

(aiquilo 0:_C:) , C (0) (ariio) 
, -C (0) (he.eroariic) 

-C(0) (heterociclilo) 
y 

CR0R estÆn opcionairnente sustituidas 

con uno c varios grucos seiecconados, de modo independiente, 

cia b.aiogenc, c:ianc, nilcro, a zido, --NR7R’, OR, aiqa 
. lo C 

aiquen lo C--C:3, alnuC --I -I..  Cc-Cc, cicioaiquiio 
v 

heterocic1oicuiio, donde c.ualquiera de dichos alquilo C-C, 

aiquenilo C:-Cj:, aiquinilo C:-C), cicloalqui].c 
y 

heteroc:cioa1cjc.i10 aiOn cpcioaalrcente sustituidos con ur:o o 

grupos seleccionados, cia modo indeperidienta, 
cia -NRR 

y 

con la condicrdn de que, cuanca X es CH, W no puecia ser 

C (0) arilo a C (C) her.eraariio, y tambiØn con la condo .dn 

cia qua, cuando X 
es CH, W es C (0) OR3 y H3 es  

pueda ser H; 

rn as 0, 1, 2, 3, i ci 
5; y 

j es 0, 1 6 2. 



E 
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30, El c.ompues::o do acijcrcic con la reivindicac.dn 29, donde 

0 10 
X e C R , e s  h CCrC)9erLO, haoenc,  

dLfluor:ometa in, 51 ncrctr:.cc  C etcic 

31. El compoesco de acueco con la reivindicacidrt 30, donde 

R as hidrógero, haIbqeno, metilo, fluorometilo, 

diflucro metilo, trifiucrorcet1ic a etilo. 

32. El compuesco de ac.uecdc con la reivtncticara0n 31, dcrde 

,  W esti seleccionado cie heterosrilo, (0) OR, (0) 

C (C)) NR0R3 y C (0) NR’- (0) donde cuciquiera de dichos 

heteroarilor 0(0) 0R, 0(0) NRR, C () NROR3 J, C’ NRS (0)P 

eot.in cpcionalmente sus’. ttucdas con CflC C vascas OCU9OS 

selecoC. onados de haiógenc, hidroxilo, ciano, nitro, azidu, 

fluor nine t.ulo, cllfI)jOrOrCCtjJC, tr–fluorometi.]o, rtLOtCXC, 

fluoroinetoxi, difluorometoxi, trif.).uorometoxi, and.no, 

am:i nornet.- lo, dimetilaminc, aminoetilo, clietilamino, otoxi., 

siquilo CC4, aiquenilo C;,-C,,, aiquinilo C -C4, cicloalquilo C-

C y hetorocicloalquilo C--C, donde cu1nuira de dicbos 

C) iquilLo C--C4, ai.quen–io C -C, aiqu inilo C:CC, 0101 oaicju 11)) 0 

hetcrocicloaiouilo tCmbidr! puecen ester oqc-i.onnJ monte 

sustituidos con uric)o verios qru.pos sebeccionados de NRR4 y 

CRC - 

33. El coccuesto de accerdo con la reic.iscidn 31, donde 

W estÆ seleccionaclo de C)00R, C)0)JHR, y C(0)NHOR’, donde 

cusiquiera de dichos C (0) OR, 0(0) NHR, y 0(0) NH0R estar) 

npcionalmente sus-Eituidas con uno 0 verbs crupos 
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seIoociorados de haiógErlc, hidroxilo, ciano, n.ttro, azido, 

fluorornetIo, d:lfiuoronLotiLo, trifiucrorntilo, rnet.ox, 

fluorornetoxi1 aiiluorofleCox1 trifluorometoxi, and no, 

arninornetilo, dimeti.lamino1 aminoetilo, dietilarniflo, etoxi, 

aicuilo C1C4, aiquerijic C2-C, alquinilo C2C4, cicloalguLlo C-

C 
y 

lie terocicloaIqui.lO donde cualquiera do dichos 

aiquilo C-C, aiquenilo C2C4, aiquinhlo C , c...cloalqu:Io 0 

heaerocicloaiquilo tamhidr pueden es tar opcionI mente 

e  RR ysustituidos con uno a varios grupos,   

OR3; 
y 

R estÆ seleccionado de hidróqeno, aiquilo C1-C, 

lo 2-O, cicloiquii0 C:C y aI50.3eniio O;2-C4, alnuini C 

beteaocicioaiquilo C-C, donde cuaiqniesa de dichos alquilo 

C,-C" aiquenilo C3CL, alquinilo C;C4, c1c1olqu1.J.o 0 

heterocicloa.iquilo estin opcionalmente sastituidas con urio o 

vazios grupos selecci.onados do NRR 
Sy OR. 

34. El compuesso dc acurdo con la reivindicaciifl 37 a Ia 

reivindicaciin 33, donde R es alquiio ’C_!-C4, aiquenlic C C 1  u 

e.lou..niio C2-C4, donde dicho a.iquiio C1--C4, alquoniio C:;-Cly 

al.quiniio C -C, puede essar opcionalmente sust tuido con aria a 

varios grupos seleccionados do haiOgeno, hidroxilo, ciano, 

n.ttro, azido, fluoroetiio, diftuorometilo, trifluorornetilo, 

metoxi, flucrcmetox difluorametoxi, amino, amanometilo, 

dimetilarnino, aninoetilo, d1eti1C.ir3o, etoxi, ci.cloalquaJ.o, 

heterooicioa]quilo, eriio o beteroarilo, donde clichos aniLtos 



c5oJ,oalquii0 heteocicOa-qUilo, arilo o heteroailo pueden 

estar oiunaJ.men-Le sutLuidoS con cr10 0 variOs grupos 

seleccionoclos de haitgeno, hidroxilo, ciaro, ritro, a z. ida, 

fiuorometilo, difluorometi.ILO, t  fluoromenilo, aJ.quiio CC4, 

aiquenilo C--C4, aloui..n....So C2-C, cicloalquiio C3-C, 

rieterocicloaiquilc CO, NRR 
(75;) 

35. El comouesco de accerdo con ia reivindicaciØri 34, donde 

cc haligeno, hidroxilo,ciano, cinro, azido, metilo, 
S R 8

 

fluorometilo, difluorometilo, trifluorornetilo, metoxi, 

fluorametoxi, difluoronctaxi, trifiuorometox.t, amino, 

aminometolo, dimetilamico, ..minoetilo, dleCilamlno, ecilo, 

etOxi 0 SR11. 

36, El compuesto de accerdo cod" reivindicación 35, donde 

Ri y R Son, de modo irldependielice, hidrdgeno, haidgeno, 

mer:iio, fiuororrLetilo, difluOCoIret..i.lo, trotluorometi–o o etiic:. 

37. El compuesto de acuerdo con la reivird1caci6n 34, donde 

p  

11 

es haic5geno a metilo, R4 as hidrdgeno 
y 

R es htdrógeno, 

haldgerio, metilo, fluorometilo, dif uorometilo, 

t. i fLuorcmetiSc a SR 

38. El ccmuesto de acuerdo con la zeivindicaciOn 37, donde 

Y as NH, R es na oqenc, P cc nIogeno, R1 as aiqualo 0 

halóqeno, 
y 

R2 estÆ en la posición adyacente a Y, donde R as 

hidrógeno. 



39. El ccmpues:o de a ecdo con l eiv–nd1ai6 37, donde 

es halÆqeno, P es helóqena, es aiquilo a haldgero, y R 

asIa en la posiciOn acivacente a Y, donde R- Cs hidrcigeno. 

40. El compuesto de acuerdo con is reivindicación 29, donde 

X as N. 

41 El compuesto de acuerdc: con 10 reivindicaci do 40, doode 

P3 es ifl.idróger-O, haligerio, rnetilo, fluorornetiio, 

jfluorocLtlJo, Lrifluo rnetja a eti.lo. 
Ł 

42. El compuesto de a.cuecio con Is reivindicacidn 41, donde 

N estÆ seleccionacic de C OR CO) NHR, 
y 

C (0) NHOR, donda 

cualquiera de dichos C(C)OR5, C(0)NHP, 
y 

C(0)NH0R estin 

opcionairnente sustitui.das can coo a vance grupos 

seleccioriadas de he.ldqeoo, hidroxilo, ctno, n.j tro, ari.do, 

fluororaet.ilo, dl.fiucromerilo, tr.iflaorornetii.o, metox.i, 

fluorometox.i, difluonometoxi, ti 
i fluororneroxi, aroma, 

aminometjjo, dimetilaroiric., enilnoettic, dietilamino, etoxi 

alud la cc -C4, aiquenilo Cn-C 
, si qcinilo C,›. C4 cicloaiqui 1.0 

C 
y 

heterooicioalquilo donde cualci-uiera de cinchos 

alnuilo C1 -C.4, alqueniio C2-C4, siquirailo -C4, cialoa 
ccci 

0 0 

heterocicloalquilo taonbidn pueden estan occtcrialrnente 

sOstitI.1idoC con coo a van.ios grucos seleccionados de NRR4 
y 

OR3; 
y 

R3 est.Æ seleccioriado de hidnógeno, aiquilo C -C4, 

. ni  cicloolguiloeiqueni C2-C  a l u l    cc-CC  y 

hete.nocicioalquil.o donde ciasiquiera de dichos alquz Ia 



Cl-C’.’ aicjuenilc C2--C, 0 quLn.tlo C-C, oicloalquiI.o a 

heteraci.cioalauijo escdn .000:Lar Imer E Oustiuida$ con aria a 

verbs gc’upcs seleccionadcs do NRR 
y 

.b. 

43. Li coeLpu.esto de acuerda can be ceivindicacidn 42, donde 

es aiquiba CI-Q, aluenila 02-C4 ü alquin.ilo C2-C’, donde 

dic:ho aiqui.La CC4, elciueriio 22-C4 
y 

aiquinibo C:C4 puede 

ester opciarialmente sust curdo eer uflO 0 VC1]CS grupos 

se].eccconadas de helOgena, riscIroxcn.a, c.iano, nicro, ariac, 

luoronetclo, c– f or c meta, rrlroretll, rntO, 

fiuorameta.xi, ci.tfbuoro "le tar.i, amino, amiriometilo, 

d.imetiL amino, arnrioe Lila, dieci.lanino, ecoxb, cioloalquil.o, 

beteroc.icbaalquilo, ariba a heteroaribo, donde dichas anubos 

ciciaaiauiba, heterccioboa].cfuibo, arilo a heteroaLilo pueden 

ester opcionalmeritc sustjtujds con uric a verbs grapes 

sebeocianodas do hobOgenn, bidroxibo, ciana, nitro, ozido, 

.ucornetiio, d.zfluoromet.i.Lo, t.ritivarametalo, C4U.LO ’:4, 

aiquenilo C-0, aiquinilo C2-C, oicloajquibo CCb,, 

heteraciclaalquilo C3-C, NRF4 
y 

OR. 

44. JilL. carnpuesao de acuerda can Ia reivindi cacidri 43, donde 

es haidgeno, hidraxila, ciano, nitra, azido, metilo, 

fluorametiba, difluorometiba, trifluorometiba, met.axi, 

.fiuorornetoxi, difliucramecaxi, oridluorometaxi, amino, 

arrinametiba, dimetilamira, aminoeti].c, dietilaxrira, eLi La, 

etaxi a SR 
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45. .51 compuesto de acuerdo non la reivindicacjSn 44, donda 

V R2 S,n, den do nndopc::ui ante, hidrdgeno, haldqe, 

maths, fluorornetj3o, difluorornetjlo. trifluorometilo o an2 Is. 

46. 5.1 compuasno Sc acerdo con 3q reivindicacdn 43, denSe 

.5 as halóqeno o niel1o, 5’ as h.idrSgeno y 5 as hidrSqeno, 

haldaerio, m a t h  I. s, fJ.uŁLsmet.ilo, fi.l.  

trf1uorometflo a SR 
11 

. 

.  47. .51 compuesto de acuerdo con is reivindicacldn 46, denSe 

RL as haloqe.no, 5: as SC165CSO, i- as a1qu:o a halogens, y R 

estu. en ha pasicidn adyscent:e a Y, donde p es hidn ens.  

48 - Una corcpo.siciSn que c.omprenide us comnues to he acuerdo 

con Se 
a. 

as rah:ndl.cacisn.cs 29, 33, 34, 39 y 43 v 

us pornador farmacSut.lcamen:e acenlc.. 

49. Us Stodo pa a Inhibit Is act.irided he .5.5.5 on us 

r ami hero qua compr en, de is adrsisrr scion a dioho m a m i tero Se 

use o varhos oompuestos he acuex-do con cualquiera cia has 

reiv:Lsdlcaclones 25, 3.3, 34, 39 v 43 en usa canthiad efectiva 

pare inhibir dicha activiSad de 515.5. 

50. Un rnStodo para ci tratamiento de us trastorno 

hipercroiiferativo en us in, anS. icro qua comprenda is 

administ.raciSn a dlcho :manü.hers de-  ovarios compuestos do 

acuerdo con cuaiqaiesa he las x-ervnnd:Lcacsones 29, 33, 34, 39 

y 43 en usa cantidad efectiva pars tratar dicho txastorno 

hioerproliferstivo. 
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51. U  me odo para e  cratarnientc ce uric cond..Lcsibri 

irif1aaccria en un aaraIfe:co qua comprende la adrn.i rci a radon a 

dicho mamefero he uric a Łcerios cornpuestcs de ecue:rdc con 

cualqujera he !as  29, 33, 34, 39 y 43 en una 

cant:idad eectiva pare trat.ar d.icha condiciôn infiamatoria. 

52. Un compuesto he acuerdo con cuaiuiera de las 

reivindicacjone-s 151 pare user como un medicamento. 

.  53. Un compuesto he acuerdc con cuciquiera he las 

re.ivindicacj.ones 151 para asar como un medicamento pare el 

traamenro he un trastorric h:perr61i ferativo a una cordicJ On 

inflamacccl a. 

54. El usc de cii compasata he Łsouercio con ccc luSera he .155 

reivindicaciones 151 en la fabrioac.iOn de an medicamento pare 

ci trata.mientc he un trastorno hiperprc1iferatvo a una 

ccndiciEn infiamatoria 

0, 
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55. Un mØtodo parareparar unoompuesto de is formula 6 

R3.NO 
R1 

Ii 
R7 R 9 r R 8  

0 

6 

donde 

Ł  R, R y son, de modo indeoerdient.e, hidrc5gono, 

haJ.dgeno, metlIn, LluoromeLlo, di.fluorometilo, 

trifluorometilo o etsi 10; 

P4 es hidrógeno o aiquilo C5-C6; 

y son, de modo iidependiente, aiquilo, aiquenilo, 

siquinilo, cicioaiquilo, heterocicloalquiio, ar.ilo o 

heteroarilo, donde d–cho ainuilo, alquenilo, alquinilo, 

oicloalquilo, heterocicioalquiio, arilo o heteroarilo puede 

estar opo.ionaimeflte sutitui.do con ’ann o varos grupos 

seieccionados de haiOoeno, hidroxilo, dana, nitro, amino, 

azido, fluoromet tic, difiuoro.mntilo, trifluorometilo, metoxi, 

fluorometoxi, difiuoromatoxi, amino, aminometilo, 

dirnetilamino, eminoecilo, dietiiamino, etoxi, cic1oaiqulo, 

het.erocicloalquiio, arilo o heteroarilo; y 

RSI es hsiógeno, hidroxito, ciarso, nitro, azido, metilo, 

fiuorometiio, dif.luorometiio, trifluorometilo, metoxi, 

fluorometoxi, difluorometoxi, trifiuorornetoxi, amino, 



/ 

am. nornetilo, dimetLiamino, amirioetiio dietilamino, SR, etilo 

o e Lox i j, donde diohcc. cØroco c.:omp:e:-ide: 

(a) ’racer reaccionar an compuesto do la fCsna.iia 2 

OH 

a 

2 

con an aigente haiLogerLante a  proporcionar on c.ornuesto do lia 

fórmuiLa 3 

0 

-7 

3 , dondo Z as Ci c Br; 

(b) hacer reaccionar an compuesto do -la formula 3 con N-

ciorosucarirnida o 1- (cioroxr1etil) -4-fiuoro-1, 4-

diazoniabiciclLoL2, 2, 2]octart-Ois (netrafiLuoroboratc) seguidc do 

of  hidr61is s has Ice pera proporcionar an compuesto do la fOrmula 

DI 

H0.O 

7N .... 
R 

a 

4 



(c) boner reaccona uncomposto cc Ia formula 4 con un 

derivado de ac.lino cara ornpo:nnai’3mI;Jesto do là 

fOrmula 5 

HO.. ° 
R1 

R 
N.. .,>L.R9 

5 

(0) hacer reaccionar un cornpuesto de là fórmula 5 con coo 

amino porn proporcionar un compues0’ e la fórmola 6. 

56. Un mOtodo porn oseperar un. ccmpuesto de la fOrmula 7 

R4 

0 
0 

Rl 
N 

R7 
N 
y R 9  CR8 

7 

d.or,de 

R, R 
y 

R’ son, cc inodo lode.peridient.e, hidrOqenc, 

hal.Ogeno, nienilo, fiuorometlLo, difluorometilo, 

triflucrometilo c etilo; 

R4 h;LdrOgeoo o alcuilo O1-C4; 

y 

R son, de mocic independiente, aiquilo, niquenilo, 

alqutnilo cicloaiquilc, heterocicloalquilo, arilo o 

heteroarilo, donde dicho alquilo, alquenilo, alquinilo, 

cicloalquilo, heterocici olqul 1c, arilo c heterorilc puede 



estar opcicnai.mecte s1stitLiilcC Cfl a c C VCIC)S qrupos 

seleccionados de na.i.Oorc, Bi.drcxiio, crarc, n: LrO, sniflO, 

SZJC1o; flucrometilo, difil. uoromeciio, tri.f.urome:i.ic, nci.cx, 

fi.uorometoxi, d.fIuccmotcx aitLiOc, arLLlrl(CEi.i.3, 

dimotiarnino, aminoerilo, dtocilam.tno, eoxi, c  cioalquilo, 

heterocicioalquiio, arilo C oeteOaJ4c y 

es naioeno, b.idcxiic1 ciano, ni.trc, azido, ineti.io, 

rcuoromelnLlc, d:2 fiuo:nLe:iIc cr:iiuoromec :10, ILetcxi, 

ometoxi diflucromecoxi triuoromet f],uor U. cxi, amino, 

an, inometilo, dimecilamino, aminoetilo, dietilami.rio, etiio, 

etoxi a SRI, don de d::choeLcic comp -if encce: 

(a) liacer reacc:Loarun umpussEc do la fdrmuia 2 

R 

0 

2 

con un agecte halogenante para oroporci.onar cn compuesro de Is 

formula 3 

0. ..0 

R...... 

0 

3 , donde I es Cl. c Br; 

b) h a c e r reaccionar on c;ompuesto Be li tOrmula 3 con N-

clorosuccinimida 0 I- (clorometil) -4 --- fluoro--1, 4-



dazoncabcctcio {2, 2 Ł 2]octan--bia tetrafiuorocorato) segu Ldo de 

hidrd.iLisJ. a Mica para proporcionar un cornpuost:o de A Urmula 

4 

HO 0 

R................R 

0 

4 ; 

(c) hacer reaccionarun oornpuesto de La formula 4 con on 

derivado de aniline pare proporcionar on compuesto de Ia 

fOr;muia 5 

H0-0 
LiLi 

R 
/ 

N 

RNi(R9 R8 

0 

;y 

(d) hacer reaccionar on cornpuesto de La fOrmula 5 con una 

hLaroxilemina pare proporcioniar on comouesto de La fOrmula 7. 

P 5 7 ,  Un mØtodo care trenaror on comcoesto de la fOrmula 7 

R4 

H R1 
N 

R7.N(R9 R8 

7 

cionde 



Rt, R2 
y 

R son, de modo irLdependiente, hidrdgerio, 

hal.dgeno, aRtilo, f1noometi1o, di fluorometilO, 

trifLuocometiio a et:Ic; 

h.d.rdqeric a a–quaj.a C -C; 

y RY son, do modo independiente, aiquilo, aJquenia, 

aIqUinl.Lo, ciclosiquilo, heterociclociquilo, arilo a 

heteroariio, don.de cticha OiciuiIO, aiqueflllO, aiquinia, 

cicloalqui ia, hec:eroLc1oaui.1o, arlia a heteroarilo puede 

estar apcionaimente sustituico con uno a varjos qrupos 

seiecoiandos de haidqeno, hidroxilo, cano, nitro, amino, 

azido, tiuorcmetiio difluaramotilo, t:riflucromeoiia, motcxi, 

truorametoxo, dfiuorametoxi, amino, aminametilo, 

dimetilamina, aminoetila, oietiamina, etoxi, oicioaiquilo, 

heterocicloalqu.ilc, arilo a hereroarilo; y 

es halógena, hidraxila, ciano, nitro, az–.do, meti.La, 

fJuooametila, difinarometi Ic, tr .ti.uoramet.L] a, metoxi, 

fiuorometaxi, difluarametaxi, trifluarornetoxi, amino, 

aminometilo, dimetilamina, orninoetilo, dietilerni no, etilo, 

etoxi a SR, dande dicho mØtoda comprende: 

(a) hacer reoccianar un carnpuesaa de Ia formula 9 

OH 

R’ 

10 



con on aqente halogenante oars propoi:cionar un compuesto de Is 

formula 10 

z o 

10 Ł donde Z cc Cl, a Br; 

(o hacer reaccionar on compuesta de Ia fOrmula 10 con on 

derivado de anillria en prese.ncia de un cat-alizador do palsdio, 

on 11 g a n d o de fosfina y una base pare proporcionar on 

compuesto de Ia fOrmula 11 

- 

H R1 

0 R2

 

11 ; I 

(a) hacer reaccionar on compuesto de Ic fOrmula 11 con 

one hidroxi.Iamina para proporcionar on compuesto de la fOrmula 

7. 

58. Uri mØtodo parc prepare-,, an compuesto de la formula 43 

H2N 

O N  

R 7 . N y L R R 8  



do nc:ie 

X es OH o N; 

N, 
y 

son, do rrodo independiete, 

haiboeno, rretii.0, ac:orcetiicŁ, di–1.00romoLi1o, 

trifiuorometiio o et1o; 

N es a.Lqo1Lo. alcuenilo, aqurn1.io, oic Ica iqOiiC, 

heterocicIoa1LquiIc aria a dereroarilo, dcode dicho OJ.quilo, 

,utqueniio, alcuiriilo. ci.cioaiqoiJor oal  arilo 

o heteroarilo puede es"-ac op–ora.Lmente susL nuido con unc c 

var–os gruacs seleccioriados do haidgeno, hiciroxi o, c ann, 

nitro, amino, az,CIO, tiu0rmet.i1o, difluorome.:i.lo, 

trif–uoromeoi.in .rrenox.i , fiuoromet.cxr, ciH uoromi: Cxi, am iiO, 

ar.nir.omeL ilo, dime Li ia miro a minoetilo, diei I ammo, e LOX 

c.i.cIoa7i qu: Lio , hetero c icioaoouiio, cxii n herercarilo; y 

as ha.lÆgnno, hLJrCX–I3, Oj000, Ci tro, azjdo, meLi. 

40 fluorometilo, dii uor:ametiIa, or if J.ucroriaiii c met cxi, 

fluorometoxi, dif uoromeoox., triflunromet-.oxi, amino, 

acLi000eti1a, dimetilarrloc, arrincetilo, ciierilaini.ro, Otilo, 

etoxi. a SR’, cionde dicho mØtoria comi5ende: 

a hacex reaccionar Or oompuestc> he ia fdrmui 41 

HO..O 
i R 

H 
0 N 

N .. 
R’’ R9 .uç R8 

41 



con hidrzino pa.:a pronorci onor Un compuesto do Ia fdrmnla 42 

H 

H2N Y H 

R7 \R8 

R2 

42 

(h) hcer reacci000r un compuesto do Is. formula 42 con 

bromuro do ciardqeno para oroporci000r un compuesto do is. 

formula 43. 

.59. Un mØtcdo pars. preparar Un compuesto de is. formula 44 

0 
ŠNH 

o ,N 
R1 

X /  

R7.NR9 R8 

0 

44 

don do 

N as PH o N 

P, P2 y R9 son, do modo iriciependiente, hidriqeno, 

ha i.Oqeno, mei  Ic, fluorometilo, di fluorome ti lo, 

tridluorometil.o o etilo; 

P as aiqoilo, aipuenilo, aiquinilo, c:.cios.lquilo, 

h.eterocicloalpuilo, arilo o hote -roar ilo, donde dicho aiqu.Lio, 

alquerjIo, alciuiniloj cici.oalquiio, heterociclos. iquilo, crib 

o hetercarilo puecne estar opcionalmnente sustituido con uno 0 

var-Los grupos soleccionn.dos do ha.iOgeno, hidrnxiJ o, ciano, 



nit ro, arrino azi do, ::Iuororret.iLQ, di. fi.uoromet 
i 

l.o, 

trifluo.r:ometi..io, metz:oxi, fluorometoxi, difluorometoxi, amino, 

aminometi lo, dimeti1arr. no, ominoetilo, d I eta.]ami to, ct:txi, 

cicioalLquiio, heterocicioaIcuiJ o, crib c o hoteroarilo; y 

es haIóo.eno bidzoxiic,, cro, ItLtC, azdo, mti1o, 

fluorometibo, diIluororr.etibo, trifluorometibo, motoxi., 

fluororactoxi, difiucrometoxi, a riflucrometoxi, amino, 

amJnornetii, dirn.etiiamino, arainoetilo, d.ietitamino, eti 11 o o 

etoxi, donde dtcho mØtodo cc:mprende 

(a) hater reaccionar cia compuesto de la tdrrrLula 41 

HO., 
’1 
.O 

" 

R 
H 

................. 

R7’ 
N, 

R2 

41 

con hidrazina parc proporcionar to compuesto de –a ifórmuia 42 

H 

H2N f R 

Ł 

H 

R N,)cRg "\’R 

0 R2 

42 v 

(h)

 

hacer reaccionar on cornouestcj de la fOon:iuia 42 con 

CDI o fosgeno cara proporcionar un coranuesto de la fÆrmula 44. 

6O Un mØrodo nara preparar Lin compuesto de I& formula 45 



l 

H2N 

H N N 

H 
x N/  

R7.NyR … R 8  

0 

45 

dorde 

X es CH a N; 

ŁRL R’ y R son, de mado independiente, hidroqero, 

hal ógena, meti.la, flaorometiIo, dii1uorome.t:i1a, 

tri.fluoromet.ila a enilo; 

es a1ui1o, alquerilo, aiquinilo, oic1oa1qus la, 

heterocicioalquilo, arilo a heteroarilo, doride dicho aiquilo, 

al queruLlo, alqui nib, cic.ioaiquiio, n eterocicboalquibo, arilo 

o hete:roaribo puede esuar apoicoalmente st t:uicic con uno a 

nsriQS qruoos seleccionados de baiógeno, hidroxilo, ciano, 

amino, azido, flucrometilo, difluoromet:il a, 

on fluorometila, rnetoxi, U no romotoxi, di f luonometoxi, amino, 

aminometi.bo, ctirretj–amira, 1TL1OCUL( d.Leoij art:..ino, e Lox I, 

cicboabquilo, heterociciaaiquilo, arilc a heteroani 10; y 

es halógeno, hidnoxibo, ciano, nitro, azido, metil.o, 

fluorometibo, di fboorometil a, trifLuorometibo, met oxi, 

fbuoro.metoxi, difluaromotoxo,. t :ci.fluorometoxi, amino, 

aminometibo, dimeti.iarniro, aininoetibo, dietilamino, etilo a 

etoxi, donde dicho mØtodo comprende: 

(a) hacer reac.c-Lancr Un compuesto de 1a fdrmula 41 



.).-Ł )C) 

HO.JO 

xR
 R9 

41 

aar; hidrazi ri ara procorc:ioaaL Un ampueto cia Ia £hrinuj a 42 

H 
N,. 

H-,N * R 
/ 

N. ... 
i 

.... 
R R 

42 ; y 

(C) haUer reacccic)nar c ompueso Ce I  firnciila 42 con 

cianarcida segu–io o4e coa rcezc.la Ce P J  /t v CCI.; ara 

i.)rcpo,r:, onaz un comp-ces Locio Ia fCrrcclLa 45 

1. CU rcØtudo para orena cer un campuesto de it 16rmu1a 46 

HN.N 
Ri 

N 
R9 

0 R2 

46 

do n d e 

X es CR a N; 

R!, Ni y son, de rnodc, iridependierate, hicinigenc, 

halóqeno, naetiio, iI.uorocetiic, clifluorometilo, 

tn–fiuorocetiio a ettlo; 



64 

7 

R es a.iqu 10, s.1quen 1 o a I qu:Lnilo, cicJ.oalquilo, 

heteroc.icloalgu.Lio, ai10 o hetr iu, donde di oho alquilo, 

aiquenilo, a1cuiniio, cicio.qui.o, heterocioioai.quoio, ar 

a heteroarilo puede estar apcic iiete sustituido con UTIO 0 

var.os grupoi seleccionadcs do haldoerio, hidrox.iio, ciarlo, 

nitro, amino, azido, fluorometilo, difluarometilo, 

trifluorornetilo, metcxi, fluorometoxi, difluorometoxi, amino, 

.  aminomotilo, dimeti.lam.i..no, aminoetilo, dietilamino, etoxi, 

cicicaiquolo, heterocioioi.o.iilo, ar.iic a heteroarilo; y 

as haldqeno, bidroxilo, ciano, nioro, azi.do, metilo, 

fluorometilo, diflucrometilo, trif luorometoic, metoxi, 

fiuorometoxi, difiucrometoxi, t\rifiuorometoxif amino, 

aminometilo, dimetilamino, ominoetilo, d:i. et- larntrio, etiLo a 

et.oxi., donde dicho rcidtodc comarende 

(a hacer reaccionarun compuesto de la formula 41 

HO...... 0 
- H 

N 
) .......... -/ 

w 

R 
7,.,N 

R9 R8 

b 
41 

con hicirazina pare proporcionar un compuesto de la formula 42 

H 

H,NNO 

- 

R7 
N t. 

R9 

R2 

42 



(.b ia.c.e.r :::aaoaclr–ai: i:ri cainçttet.o Je La fiLmi.Ia 42 CCTt 

aceti midata de etL iLo seciuida IC uria rreicJ a de PPhi, IEi v CLII 

care praporciariar on compoesrc..de a ôrmo1a 46. 

62. Un :rnØrodo pare Crecarar on compuest.o de l.a formula 56 

R N. O  

H 
N 

R7-P?R6 

56 

aoade 

R, R y R sari, cia macic indeneridierite, h drdqer–o, 

hal Oqenc, metilo,  f.l.uoraetiIC, difluoro met i io, 

Jo a ati. Ic; 

R4 es hidrógenc a aJ.auil.c C--C; 

PI 
3 
y P son, cemoac iciecendiente, aiqoilo, aTqEnr.cc, 

aiccciri. lo cicica–iuiIci, hererocicloalcuilLo, arila a 

lie tLeroar J- 1c), docile a cuac aLquiLo, aiquenlia , alqu.c.rli La, 

ciclociquilo, heteracicical.au.Lic, rilo a heterca.r:ila puede 

estar opcioriaimerit:e sustI:’oidc ccci UciC a verbs qrcipas 

se.Laccianados de tal.cicieno, h idroxilo r nit ro, amiac, 

azido, fluoro meti Ic, ciiflucra metiia, tif uorcrnet...Ll.o, inet.oxi, 

fi,uorometoxi, d.ifluoro metaxi, amino, am, ino metilo, 

dirrteti.lamjno, a minoetilo, dietila minc, eroxi, cicloalLqui Ia, 

heterocicloalciuiiLc, a-v"J-Io a beteroarilo; y 
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Comedidamente le solicito presentarse a este Despacho ubicado en la Carrera 13 No. 27 - 

00 Piso Quinto (5), de la ciudad de Bogota D.C., dentro del tØrmino de cinco (5) dias hªbiles 

contados a partir del envio de la presente citación, en horarlo de 8:00 a.m. a 4:30 p.m. 
jornada continua, con elfin de notificarle personalmente el contenido de la resolución de la 
referencia proferida dentro del expediente tramitado con el nümero de radicaciôn citado en 
et asunto. 

De no hacerse presente en el tØrmino indicado anteriormente, la providencia en menciOn se 
notificarØ por edicto, el cual se fijarÆ por el tØrmino de diez (10) dIas en el Centro de 
Documentación e Información. 

Para su comodidad el texto completo de la resoluciôn se encontrarÆ disponible en la pÆgina 
web de Ia Entidad desde el dIa hØbil siguiente al de su notificaciOn, la cual podrÆ ser 
consultada desde un computador con acceso a Internet, en la pÆgina www.sic.gov.co, con el 
nUmero de resoluciOn a travØs de la opción servicios en Imnea - caracter general - consulta 
actos administrativos. 

Secretaria General 
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Sede Centro: Carrera 13 No. 27-00 Pisos 2, 5, 7 y 10 
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Seæores 
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO 
Secretaria General 
E. S. D. 

Ref. ExpedienteNo.62\ 
Marca:Q\  
Clase: 
Reso1uciónNo.1SW 

HUMBERTO RUIBIO CAMACHO, mayor de edad, domiciliado en 
Bogota, D.C., identificado con la cØdula de ciudadanfa n(imero 
17’192.062 de Bogota, por medio de) presente escrito solicito a su 
Despacho me sea notificada oficiamente la Resoiución No.2’1  

den de de 2.008, correspondiente al Expediente de la 
referencia; por Ia cual solicito sea entregada copia de la Resohición a 
mi Dependiente. 

HUMBERTO RUBIO CAMACHO 
C.C. 17’192.062 de Bogota 
T.P. 50.007 Consejo Superior 

de la Judicatura 
COD. 4134 

YOLANDA CORTES 
C.C. 51.907.772 Bt. 
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Industria y Comercio 
S U P E R I N T E N D E N C I A 

REPUBLICA DE COLOMBIA 

SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO 

RESOLUCION 3 2 8 3 2 
- Por la cual se declara abandonada una solicitud 

Rad. PCT/06-07321 0 

EL SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA V COMERCIO 
en ejercicio de sus facultades legales, en especial de las que se confirieron en el 

articulo 4, numeral 5 del decreto 2153 de 1992, y 

CONSIDERANDO: 

PRIMERO: Que mediante escrito radicado en esta Superintendencia el 26 de julio del 2006 
bajo el nUmero 06-073210, se presentô la solicitud de patente de invenciôn titulada 
"DERIVADOS DE TIAZOL", para los efectos de que se dØ comienzo a la fase nacional, en 
virtud del Tratado de CooperaciOn en Materia de Patentes (PCT). 

SEGUNDO: Que el extracto de esta solicitud fue publicado en la Gaceta de la Propiedad 
Industrial No 583 del 18 de diciembre del 2007 y posteriormente rectificada la publicaciOn en 
la Gaceta 589 de 29 de febrero de 2008. 

TERCERO: Que el articulo 44 de la Decision 486 de la ComisiOn de la Comunidad Andina, 
establece que: "Dentro del plazo de seis meses contados desde ía publicaciOn do la 
solicitud, independientemente quo so hubieren presentado oposiciones, el solicitante deberÆ 
pedir que so examine si ía invenciOn es patentable. Los Palses Miembros podran cobrar una 
...-.tasa pare la realizaciOn de este examen. Si transcurriera dicho plazo sin quo el solicitante 
hubiera pedido que se rea!ice e! examen, la solicitud caerÆ en abandono". 

CUARTO: Que contados seis meses desde la publicaciOn de la solicitud en la Gaceta de la 
Propiedad Industrial, no se presentô peticion de parte del interesado para efectuar el 
examen de fondo, razOn por la cual se considera abandonada la solicitud en los tØrminos 
del mencionado articulo 44. 

RESUELVE: 

ARTICULO PRIMERO: Declarar abandonada la solicitud de privilegio de patente de 
invenciôn que entrO en fase nacional en virtud del Tratado de CooperaciOn en Materia de 
Patentes (PCT), de acuerdo con las razones expuestas en la parte considerativa de la 
presente resolución. 

Sede Centro: Carrera 13 No. 27-00 Pisos 2, 5, 7 y 10 
Sede CAN: Tr. 40A No. 38-50 Conmutador: 3820840 

Fax: 352 26 95, Linea 9800-910 165 
Web: www.sjc.qpv.co e-mail: intosic.gov.co 

Bogota D.C. - Colombia 
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REPUBLICA DE COLOMBIA 
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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA V COMERCIO 

RESOLUCION N2 32 8 3 2 
Pci la cual se declara abandonada una solicitud 

Rad. PCT/06-073210 

ARTICULO SEGUNDO: Notificar personalmente el contenido de la presente resolución al 
doctor Humberto Rubio Camacho, o a quien haga sus veces, en su calidad de apoderado de 
Kyowa Hakko Kogyo Co., LTD, entregÆndole copia de la misma, advirtiØndole que contra ella 
precede el recurso de reposiciOn a interponer ante el Superintendente de Industria y 
Comercio, al momento de la notificaciOn o dentro de los 5 dIas hÆbiles siguientes a ella. 

NOT WQUESE V CUMPLASE 
Dada en Bogota, D.C., a los 29 AO. 2008 

EL SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y C O M E R CI,)  

GUSTAVO VALBUENA QUIi1ONES 

I: 

Doctor 
HUMBERTO RUBIO CAMACHO 
Carrera 7 N° 74-64, Ofic. 506 
BootÆ D.C. 

;;v ,1 

Sede Centro: Carrera 13 No. 27-00 Pisos 2, 5, 7 y 10 
Sede CAN: Tr. 40A No. 35-50 Conmutador; 3820840 

Fax: 382 26 95, Linea 9800910 165 
Web: ww.sic.gpv.co e-mail: infoic.ov.co 

Bogota D.C. - Colombia 
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nitro, tif1uorornetiiI.o, dif1uoometox, tr.ifluorornetoxi, 

ZidO, NR1SO2R", SO:NRR, O  

NRC(0) OR, ’, _NRLC(C)R, IC\OL s: - 

3 .L;n NR2R, (NON) NR -R , -CF*,  

heteroarilo, ri1aiqui1c, eLeroari1aiquiio, hete.roci.dliio y 

etciocic]..iieiqua lo; 

R estri–iuorocetilc, aiquiiocic.ioaLquilo Cr-C.;, 

arLio, 

arilaiquilo, heter r. oailo, beteroarilo].quiio, 

heterocicltic o heteroc;i cI;.ie..;crcrlo, ondc cuaiquera de 

dichas percicnes cm clonic, ctcl.oaicjni Cc, colic, C.CCLUilO, 

heteroarilo, hea:iia1qniio, beterociclilo 

haerociclilaiQu.LJ.o estir; o’cicnaircieflt.e sust.iLuidas con coo cc 

arios grupos seJ.eccicrLados, he modo indeeridiente, do cxc 

con ja ccodicior; ce cue no est.e t.ctu.cOo en cc no ;cc o 

heteroariio, halóeerio, c , nitro, tr crorneilo, 

dificuorometoxi, ti;ifluorometoxi, czido, NRS0O, -SO.)NPR 

ŁC(0) 

R, C (C) 
q0 

, -cc (0) R, -NRC (0) R°, -NP,  (0) R’, 

C (0) NR’R, 
Ł_(;.L2. Ł. Ł qL4,

  NO R-, - 

NRC (NON) NR ’R, R.  cro, d e t e r o a r i i c 1  arc in qujiO, 

hete:oax;i iaJ.qniio, hetercoiclilo V heterccioliialqnio; 

R y PC son, cc modo i.ridepend.i onto, hidrhqenc, 

acuiic :Lrcf icr, ec-;iio inferipr, ariio y cr1 1 a-i,qu lo, y 

0° es aiqui,lo inferior, .aigueniic i:nferior, arfin y 

arilaiquilo; 
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o dos cuaescoera de 
pL, F, R o R jonto con el toiuc 

al que estÆn unidos florman Lan ani.lio casbociclico, heteroarilo 

o heterociclico be 4 a 10 rniembros; donde cuaiquiera do d:i chos 

anillos csrbocIdlicos aicuilo; aJ.quenilo, arilo, arilalquilo, 

heteroarilo o heterociclicos estÆn opcioiiaineote sust.ituido 

coo coo a varios grupos seleccionados, be modo indapendiecte, 

be halógano, ciano, nito, trif1uoomet.;L1o, difluorornetoxi, 

trifluoro.rnetoxi, azido, arilo, heteroarilo, arilaiquilo, 

heteroari1aiqui1o,heterocici

 .0 y heterociciiialquiio; 

W es heteroarilo, beterociclilo,  

C (0) NR0R, -C (0) R0P, -c (0) NR4S02R, -0(0) (cicioalquilc -00) 

-c (0) (al quilo C-C), -C (0) (arilo), -C (0) (heteroarilo), 

-C(0) (heterociclilo) a CR0P, donde cualguiers do dichos 

heteroai1o, heterociclilo, -C (0) 0R, -C (0) NR R4  -C (0)NR0P, - 

C (0)R40R3, -C(0)NR4S02, -C(0) (cici.oalquilo 

--C/O) (aiquilo C1-C), -C (0) (arilo), -C (0) (heteroarilo), 

-C(0) (heterocic.lilo) y CR0R= estin opciona1rent.e sustituidos 

con uno o varios grupos seleccionados, be modo indeper:dion:e, 

be haldaeno, ciano, nitro, azido, -NR 3P,", --0P, aiqu.iio CC: 

alqueni.lo  alguinllo C Cl cicioalquilo y 

heterocic.loaiquiio, donde cuaiqu era be dichos aJ.qud lo  

aiquenilo C-C1, aJquiniio C2-C, cicioaiquiio y 

heterocicloalguilo estiO o:.ciona1mente skis ti, tuidos coo uro 0 

varios grupos seleccionados, be modo independiente, do -NR3R4 y 

-OR-’; 
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ci es 0, 1, 2, 3, 4 6 5; y 

j as 0, 6 2, 

2. Hi, cornpuesto He aooerdc con is reivindicaciln 1, donde 

Y as NH. 

3. El compuest.o He acue.rdo con la reivind.icaciHn 2, Honda 

X as CPJ°, y R° Cs hidrógeno, halHgerio, metiio, fluorometiio, 

difluoromettlo, trifiuoromotiJ.o a ett.lo. 

ç 4 .  El compuesco do acuc-rco con la reivindi.cación 3, Honda 

as hidoógeno, haldgeno, metilo, touorcmetoo, 

difiuoTrometiTLo trlf.iuoromettlo a etilo. 

5. El compuesto do acuerdo con reivindicacidn 4, Horde 

W estÆ seieccicnao do heteroarlo, OR:, C (C)  

(0)NR40R y C (0) NR4S (0. 2R, donde cua.iquiera He dichos 

heteroarilo, C (0) OR, C (0) NR3R4, C (0) NOW a C (0) NRS (0) R: 

esoÆrt opcionaimence sastiruidos con uno a varias gruocs 

se.ieccionados He baiOgeno, hidroxilo, ciano, nitra, aoido, 

fluorometilo, difluorometilo, ,tfifluorometi.lo, rnetcxi, 

fJ.uorometoxi, 
diflucromeLoxi, trifluorometoxi, amino, 

aminomotilo, dimet tJoirino, aminoetilo, dietiiami.no, eroxi., 

alqui.la C--C, alqueniio C7-C1, alguinilo C2-C4, ci.:ioalquilo 

C--C6 y heterocicioalqui–a C3-C, donde cualquiero do dichos 

aiui10 C1-C, aiquenilo aic3uJ.nilo C2-C, cicioalquiio o 

Heterocicioaiqui ic tambiØn pueden estar apcionaimente 

sustituIdos con uno a varios go upos seieccionadcs de NRR4 y 

3 OR. 



- 

6. El compuesto do oc.uerdo con la reivinciicación 4, donde 

J estI seleccionado de C Oi OP, C lO)NHR3, y C NHQE3, donde 

cuslquiea do dichos C(0)OR, C(0)NHR3, y C(0)NHOR3 estIn 

opcLorta.lmente sustituidw con uric o varios grupos 

seleccionados do halóqeno, hidroxilo, ciano, ntro, azido, 

fluor 011ie tilo, difluororn.et in, tiifJ.uorometiJ a, rnetoxi, 

fluorornetoxi , difluorometoxi, trifluorornetoxf, amino, 

cmi nometilo, dimetilamino, amirioetilo, dietilamino, etoxl, 

I a l g u i l o  C -C4, alquertilo C7-C, alqu.inulo C,,,ŠC4, 

y heterociclociquilo CC5, donde cualquiera do dichos 

alquilo C1-C, alquenulo C2-C, aiquinilo C,-C4, cicioaiquilo a 

heterocicloalquilo tamhieu pueden astor opcionalmente 

sustituidos con ccc a varios grupos seleccionados do NR-P 

CR; y 

R1 estÆ seleccionado do hidrógeno, aiquilo 0-0, 

alquenulo C2-C4, aiquinulo C2-C4, cic].oalquilo Cr-C, y 

heterocicicaiquiloC-C,

 donde cualquiera do dichos aiquilo 

Cl-C4, alquenulu Cn-C, alcuinulo C2-C4, cicicelquilo 

heterocicloslquilo estdn cpcionairnente sustituidas con uric o 

varios grupos seleccionados do NRP y OR. 

7. El compuesto de accerdo con la reivindicación 4, donde 

W esti seleccionado do 

0--.,(NR3R4 
H k 

R1 NR3R4 N 

N, N_N , N 
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AVISO DE NOTIFICACION 

CORREO CERTIFICADO 

Seæor (a) (es) 
HUMBERTO RUBIO CAMACHO 
CRA. 7 #74 - 64 OFC. 506 

BOGOTA D.C. 

Referenda RESOLUCION: 32832 

yl? 
Industria y Comercio 
S U P E R I N T E N D E N C I A 

Radicaclón: 6-73210- -5-0 Fecha: 2008-09-01 08:18:30 
Trâmite: 11 PATENTEIVI! 
Evento: 378 FASENACIONALI 
Actuaciön: 432 COMUNICACTOADM 
Destinatario: KUMBERTO RUBIO CAMACHO Folios I 

Fecha: 29/08/2008 
Expediente: 6-73210 
TrÆmite: 11 PCT-PATENTE DE INVENC ION CAPITULOS I V II 

Evento: 378 FASE NACIONAL INCLUIDO CAPITULO I 

Actuación: 432 COMUNICACION ACTO ADMINISTRATIVO 

Comedidamente le solicito presentarse a este Despacho ubicado en la Carrera 13 No. 27 - 

00 Piso Quinto (5), de la ciudad de Bogota D.C., dentro del tØrmino de cinco (5) dIas hÆbiles 

contados a partir del envio de la presente citaciOn, en horario de 8:00 a.m. a 4:30 p.m. 

jornada continua, con elfin de notificarle personalmente el contenido de la resolución do la 

referencia proferida dentro del expediente tramitado con el nUmero de radicación citado en 

el asunto. 

De no hacerse presente en el tØrmino indicado anteriormente, la providencia en mención Se 

notificarÆ por edicto, el cual se fijarÆ par el tØrmino de diez (10) dIas en el Centro de 

Documeritación e lnformaciôn. 

Para su comodidad el texto complete de la resolución se encontrarØ disponible en la pÆgina 

web do la Entidad desde el dia hØbil siguiente al de su notificación, la cual podrÆ ser 

consultada desde un computador con acceso a Internet, en la pØgina www.sic.gov.co, con el 

nUmero de resolución a travØs de la opciOn servicios en linea -  caracter general - consulta 

actos administrativos. 

Secretarla General 

SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO 

Sede Centro: Carrera 13 No. 27-00 Pisos 2, 5, 7 y 10 

Al contestar favor indique el nOmero de Sede CAN: Cra 50 No. 26-55 mt 2 PBX: 3820840 

radicación consignado en el sticker Fax: 3 82 26 95 3 50 52 20. Linea 018000 910165 

Web: www.sic.gov.co e-mail: info@sic.gov.co 

Bogota D.C. - Colombia 
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Seæores 
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTEJA Y COMERCIO 
Secretaria General 
E. S. D. 

Ref. Expediente No.Šl’ 
Marca:Q\  \ 

n 3  

Clase: -71 
Resolución No. ’32 S 32 

HUMBERTO RUBIO CAMACHO, mayor de edad, domiciliado en 
Bogota, D.C., ideritificado con la cØdula de ciudadanla næmero 
17’192.062 de Bogota, por medio del presente escrito solicito a su 
Despacho me sea notificada oficialmente la Resolución  

de’2Pk de de 2.008, correspondiente a! Expediente de la 
referencia; por lo cual soilcito sea entregada copia de ’La Resolución a 
mi Dependiente. 

HUM BERTO RUBIO CAMACHO 
C.C. 17’192.062 de Bogota 
T.P. 50.007 Consejo Superior 

de la Judicatura 
COD. 4134 

YOLANDA CORTES 
C.C. 51.907.772 8th. 
SE ANEXA MEMORIAL 
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Industria y Comercio 
SUPERINTEND EN CIA 

REPUBLICA DE COLOMBIA 

SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO 

RESOLUCION Ng 3 2 8 3 2 
Por la cual se declara abandonada una solicitud 

Rad. PCT/06-073210 

EL SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMERCIO 
en ejerciclo de sus facultades legales, en especial de las que se confirieron en el 

articulo 4, numeral 5 del decreto 2153 de 1992, y 

CONSIDERANDO: 

PRIMERO: Que mediante escrito radicado en esta Superintendencia el 26 de julio del 2006 
bajo el nümero 06-073210, se presentó la solicitud de patente de invención titulada 
"DERIVADOS DE TIAZOL", para los efectos de que se dØ comienzo a la fase nacional, en 
virtud del Tratado de Cooperación en Materia de Patentes (POT). 

SEGUNDO: Que el extracto de esta solicitud fue publicado en la Gaceta de la Propiedad 
Industrial NO 583 del 18 de diciembre del 2007 y posteriormente rectificada la publicaciOn en 
la Gaceta 589 de 29 de febrero de 2008. 

TERCERO: Que el articulo 44 de la Decision 486 de la Comisión de la Comunidad Andina, 
establece que: "Dentro del plaza de seis meses contados desde la publicaciOn de la 
solicitud, independientemente que se hubieren presentado oposiciones, el solicitante deberÆ 
pedir qua se examine si ía invenciOn es patentable. Los Palses Miembros podrn cobrar una 
tasa para Ia reaiización de este examen. Si transcurriera dicho plaza sin qua el solicitante 

e htibiera pedido qua se realice el examen, la solicitud caerÆ en abandono". 

CUARTO: Que contados seis meses desde la publicaciOn de la solicitud en la Gaceta de la 
Propiedad Industrial, no se presentO peticiOn de parte del interesado para efectuar el 
examen de fonda, razón par la cual se considera abandonada la solicitud en los tØrminos 
del mencionado articulo 44. 

RESUELVE: 

ARTICULO PRIMERO: Declarar abandonada la solicitud de privilegio de patente de 
invenciôn que entrO en fase nacional en virtud del Tratado de Cooperación en Materia de 
Patentes (POT), de acuerdo con las razones expuestas en la parte considerativa de la 
presente resoluciOn. 

Sede Centro: Carrera 13 No. 27-00 Pisos 2, 5, 7 y 10 
Sede CAN: Tr. 40A No, 38-50 Conmutador: 3820840 

Fax: 382 26 95, Linea 9800-910 165 
Web: wiw.sic.cov.co e-mail: infosicov.co 

Bogota D.C. - Colombia 



Industria y Comercio 
SUPERINTENDENCIA 

REPUBLJCA DE COLOMBIA 

SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA V COMERCIO 

RESOLUCION No. 32 8 3 2 
Por Ia cuat se declara abandonada una solicitud 

Rad. PCT/06-07321 0 

ARTICULO SEGUNDO: Notificar personalmente & contenido de la presente resoluciôn at 
doctor Humberto Rubio Camacho, o a quien haga sus veces, en su calidad de apoderado de 
Kyowa Hakko Kogyo Co., LTD, entregÆndole copia de la misma, advirtiØndole que contra ella 
procede el recurso de reposiciôn a interponer ante el Superintendente de Industria y 
Comercio, at momento de la notificaciôn o dentro de los 5 dias hâbiles siguientes a ella. 

NOTIFIQUESE V CUMPLASE 
Dada en Bogota, D.C., a los 29 AGO. 2003 

EL SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMERCI 

GUSTAVO VALBUENA QUIONES 

/ 

C] 

Doctor 
HUMBERTO RUBIO CAMACHO 
Carrera 7 N° 7464, Ofic. 506 
Bootâ D.C. 

Sede Centro: Carrera 13 No, 27-00 Pisos 2, 5, 7 y 10 
Sede CAN: Tr. 40A No. 38-50 Conmutador: 3820840 

Fax: 382 26 95 Linea 9800-910 165 
Web: wwwsic,gov.ço e-mail: irifosic.pov.co 

Bogota D.C. Colombia 
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LC 

.rlitra( trif1uararnet I a, di, f1uoametoxi, trif1uorornetox, 

az do, -NP S0P4, S0:NRR, 0 (0) R, C )0) CR 0C (0) R --

NR1LC  --NRC (C) R2, -C (0 NRR, -SR, S l0 P.  

NRtiR, NR:C (0) NR:R3, -NR  (NCN) NR2R, -0R , arila, 

hete.raarila, ari.1.alciuilo, heezoar–1a1quiia, heteroci.cillo y 

el t, coin]., iiaqui1o; 

as tratluorometiza, .ciquzc C , coicaiqui]o CC, 

arlic, ar–ialquiio, beteroarilo, deaeroariialcui].o, 

heterociJj10a

 h a eteoc:icl iianui.lo, dude cuaiquiera de 

.. ........ .......................................................ila.’LqLii
 Lo, 

’heteroarilo, heceroariiaiqu 10, heteraciotilo y 

’eerocic1– ].aiquilo estia oo–cna1ment.e .susnil.uidas con uno c 

varios grupos seleccioriados, de modo independiente, do cxc 

(cc’n l.a candiozon de que no en ( ust.itu].do en al...iri.lLa a 

halócienc, dane, nitro, niflu( iio, 

difluorornetoxi, Lrifluoronieto>ij, azido, -NR11S0R -S0NRH’, 

’.1 -0 (0) R , C (0) 0R!, 0C (0) R’, .NRi C (0) 0R, -NR °C (0) R, 

I ’  -00NR’R, Ł_ 1. 2 1 ’ : ,  - _RsLR -NR’C(o)NR’R’,. - 

NR1C (NON) N R’2R3, --0R ia , ar, hete.rc&rila, araia]..quilo, 

heteraori1a]q’u.in heterc.ci]o ’V heterccioii1aiau,io; 

P,1 R’ y R son, Oe ooda independiente, hidrigeno, 

alujio infer,jr, aig en-i ].c. jflfCtOif arilo an] a] ui Ic, 

en aiquilo inferior, aiq Lie nilo ’i.nferiat, an ’10 y 

a r ii. a I gail a; 
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o dos cualesquiera de RL R1, R3 0 R’ jurito con 6como 

al. que estdn urildos formari on anil.io carbociclico, heteroarilo 

a heterociclico de 4 a 10 mienbros, donde cuaicjuiera de cii chos 

an.jlios carbociclicos i.quiio, alquenuio, arilo, ar.ilalquilo, 

heteroarilLo o heterocc1icos estin opcionaimente susfr.it:uiclos 

con uno o varios grupos seleccionados, be rrcdo independiente, 

de haldgeno, ciano, riit:ro, trifluorometilo, difluorometoxi, 

trifluorometox:i,azido,

 aria, heteroarilo, arilalquilo, 

heteroariiaicjuiio, heternciclil.o y heerociciiia1quiio; 

W es heteroarilo, }cei:.erociclilo, -C(0)0P3, -C(0)NRR, - 

C (0) NR40R, -C (0) ROR3, -C (0)NRS02P:, -C(0) (cc1ca1cju:i 10  

-C(0) (aiquilo C1-00) Ł -C ’1 0) (aria) , -C (0) (nereroi.roio) 

-C (0) (h.eterociciiio) a CR0P, donde cuaiouiora be dichas 

heteroarilo, heteroc.tciiio, -C(’). 0R, -0 (0) NR3R4, -C (0) NR40R, 

C(0)R0R3, -C(0)NR4S02R, -C(0) (cicioalqullo CC:.) 

-0(0) (alauiio C-C1), -C(0) (arilo), -0(0) (heteroarilo), 

-0(0)(heterocic.liio)
 y CR0R estÆn opcionaimente sustituidos 

con uric o varios grupos seiec:cionados, de macjo .indcpendi enre, 

de baideno, ciario1 nitro, azido, -NRR, --0R, aioailo C1-C, 

aiquanulo C7C aiquinulo C2-Cjc, cic], oaiqurlo y 

heterocicioalquiio, deride cuaiquera de dichos aiquilo  

aiquenilo C2-C, aJ.quinlio C2-00), cicloaiquiio y 

het.erocicloaiquilo estdri occionaimente sustituidos con uno a 

varios grupos seleccionados, de moda independiente, de -NRR4 y 





rrt eg 0, 1, 2, 3, C 6 5; y 

j es 0, 1 O 2. 

2. LCl conLpuesto de aouerdo con ia reivindicciÆr: 1, dcode 

Y es NH. 

3. El. compueso do acuerdo con la reivindicacidn 2, donde 

N as CR1CJ, y R1 es hid6qeno, halOgeno, metilo, f1uoome5i1o, 

difiororreSilo, tr.l fluorornetilo c etilo 

J 4 .

 El, compuesto do acuerdo con la reivincil cacidn 3, doride 

R 9 as hidrdgeno, haiigeno, met m ilo, fluoroetilo, 

difinorometilo, tr:ifiuorornc-Silo o etilo. 

5. El conipuesto do ac.uerdo con la reivindicación 4, donde 

W estÆ seleccioriado do heteroarilo, O(0)OR, C(0)NRR, 

C (C) NR4ORi y C (0)NR4S (O rRi, donde cuciquiera do dichos 

rieteroarilo, 2(0) OR3, C(0)NRR4, C(0)NR4OR3 0 C(0)NRS (0) :R 

es-cÆo opcionairnerit.e sustitui..dns con coo o varios grunos 

seleccionados ne baJ..ógenc, hidroxilo, ciano, nitso, azido, 

fluozometilo, difluorome5.i.lo, tifluorometilo, metoxi, 

fluor.ometoxi,difluorometox.i,
 trifluorometoxi, amino, 

aml.nomerilo, dimetilairino, ao.inoetiio, dl etilam:Lno, et.oxi, 

aiquilo CLC4, aiquonilo CO-Co alquiniio C224, cicloalquilo 

C:ICn y heterocicioalquilo C---C, donde cualquiera do dichos 

alaua.lo CC4, aiqoeriolo C2-C4, aiqui.noio C2-C4, cicloOlqulo o 

heterociciociquilo tambidn pueden estar opcionalmente 

sustituidos con uno o varios gTUpOS seleccionados de NR3R y 

OR3 - 





6. El compuet.o do acuerdo con la re.vindicacón 4, dcrcde 

J estI seieccionacio de C O OE, C(0) NHR, y C NHOR3, donde 

cualquiera do dichos C ( 0 ) OR, C% 0) NHR3, y C (0) NH0R estin 

cpciona]merte sstituidcs con uno C varios qrupos 

seleccionados cie halógeno, h.i.drcxilc, ciano, n Ltro, oz  

fiuoorneti.lo, difiLorometiJ.o, ttfluoromet.ilo, EflCEOXJ., 

fluorornetoxi, d1flurornetoxi, trifluorometoxi, amino, 

a 

m ino, noetiio, dietilamino, et-xi.,

m n  

n:L 

C---CI, alqutnio   0  iquilo C’,-C4, alquenilo 

C3-C6 y heterocacioalqulo

 

C3-C, donde cuaiquera de dchcs 

alquilo alquenilo C,,’-C4, Ciquinhlo C2-C4, ci.cloaiquiio a 

het:erocicloalquilo tamhØn pueden estar apc:i.onaimente 

sustituidas con uno o varias qrupas seleccionados cia NR 
’W4 y 

OR1; y 

R3 est selecciomado de hidróqeno, aiqu lo C, -C4’ 

aClquenilo C2-C4, aiLquin.i.lo C 4, cicloaiquiio C3-C y 

heteracicloalquiloC-C6,

 donde cualcjuiera do dichos aiquila 

C1-C4, alqueicilo 0204, aDcTuiniio C2-C4, cicloalguilo a 

heterociciosiqoilo estÆn apcicnelmente sustituidas can uno a 

varias grupos seleccionados do NR ?R4 y 0R. 

7. ID1 campuesto de acuerdo can la reiv.i.ndtcación 4, donde 

W estÆ seleocianada de 

34 H k 1 34 

+ K  K K 
N Ł , N, N , 



N 

ELi. c.:iaatc H--i  17 

eav.1rid.lcac ocea al:ecac.cceE  donde EL ea acul 

a: eri. o  C- 
. 

aic u.t:.IcI.--  :: a e civis d u b  C -S. 

a .i..cuen: ic C --L.. v alqutni.3 acede e star opc* aadLment.e 

susLi C CC CCC CCC C i C CL S g7upos seieccionaJos LCL. ha daen a, .1 

huLrux:Lic, c.HLCCc Cc.: c.:. Ezila,.: CL: C meciJ C,  C.fLLLCCCruE0I0, 

C. ci. t. lucroneC :L a, rca-c cxi tiucci ce:ar.: da 1.uo rorCetoxi, a:rcbiuo, 

aiairxce.:Lc, di metila mins, 5CI.CiiCkCJ...0 CC_f d Sa:fl:cCa ? C Xi, 

ciaburJIc, reterocicisaivoils. antic a. neveroarilo, donic 

dichns as ci cc.ca.:a hole CŁcc.0 Qua  CL:atrr, a M O a 

a psi o n a A m e nt o  , t ii 

Car a as g rupus selencionaws cta c- s ci cc-no, ri:Ldraxi so Ł a sac-icc 

trc, ac-::_rarc, t a i._.cc) t:r_.t.Lucr:)rra:Łt.a.tc, 

shccu–Iu C.-C

 

alawanKs C---tŁ, Ł..Lcc:i:i.l. C----d, :::ii.aca1.ccila Li--

C1, b :.erccic:h:aucui1c C---C, N R-  riP. 

9 ,  Pb coma cos La oe dC:.C5i do COE uu6lquiera de L.a a 

ceav:..rcdc iacic.acrs; irarciie:-c:ea ccCic; I ca ha].iqenca, .riidrc.x–1, 

nitr o,  awca, mend 11? MneoKs, dif cc r -  / 

c:cE.;ucc.rc:ccic cci. :caCcdI. :Ł.cira-oiTLe:rox:11 Ci.i. rome cars, 

CC.).. L.L dc>rometcxs1 Łrminc.-, aru:_ocae ci c, J.i:rcet uiamanc, amincaitca lo, 

d.acrti barr-inc cii 





AL 

r 

1 . El compueso he aedo can la relvind.Lcac.idn 9, cionde 

R. y R2 son 1ndepecd en etsore hidrogeno, ha lhgeno, aeci J a, 

flucrometilo, difluororrerilc, trfluorometi1c a et tIc - 

11. El compuesto de acuerdo con bualgu:iera de .les 

reivindicaciones reoecierites, dorde 
P  es haJhgena a metilo, R 

es hicirógeno y R 9es Hidrhgeno, h–dgeno, metilo, fiuororneti.io, 

difluorornetilo, tn fLuoromet.ilo a SR’. 

12. El compuesto he acuerdo can la roivindicacihn lU, doride 

Y 

as NH, R es haldcaen.o, R es ia1hgeno, R es alquilo a 

halógerio, y R e s t d en is posic–On adyscente a , dande R es 

H.. 

13. Ri compuesto do acuercio con Is noivi.ndicacidn 1, dcnde 

X es N. 

14. El ocrircuesto de accenda can Is neiv.indicaaidn 13, hands’ 

as hidrhgano, halógeno, metilo, tluorometl.1a, 

d.ifluorornetllo, tniflucromet.Llo a et lb. 

15. El compuesto he acoerdo can la reivinciicaciOri 14, honda 

N estO seleccionado he 0 (0) OR, C (0) NHR, y C (0) NHOH , haride 

cualguiera he diohos C (CI OR, C (0) NHR3, v C (0) NHOE est3n 

opc.ionalrnente sustl.tuidos con aria a verbs grupos 

selecaronados de has aqeno, risanoxilo, craria, nri t: r a z.ido, 

fluaroxns’t:Lbo, hit luorarneta I, t.nifl ucrome La Ia, rILCt.0X1, 

fluorornetaxi, difbuosometox.i, tnifiuorometoxi, amino, 

aminorretilo, dirneti1amIno arniroet.iba, dienilamino, otox.i., 

ciquilo C:-C4, aiquenilo C2-C, aluirtilo C-C4, cldloai.qui Ic 





C3-C6 y neteroccIoaJ.oucLo C3-C, doride cua1quea de dJcFos 

a.1.quilo C-C, a1qu.oni1LcC-C/, elquin.iio C-C, c1oeiqu110 o 

heteociciLoalquiio tarrL1I iOn pueden ester opoiona1mer:e 

5U5titLz dos con un  c vr–os c.r  selecLionados dc N R R y 

OR3; y 

R estÆ seieccionado de 1idrdgeno, niqullo 5:-Cd, 

iLcueniio C2C1 elguinil o C"-C4, cicicaiqui in C-C y 

f 
hete.rocicioaiouilo C3-C, Łd.on.cie ocaiquiera cie dichos sl clad. lo 

eiLcueiciio C2-C4, aiquini 10 C-C4, cic].cC iqul Ic o 

t.nrocicioaiquiio esrÆn oricionairnente sustituidos con urio o 

vanios grupos seiecc1or:ado do NR3R y 0R. 

16, 2 comquesto cc acue:cdc con ic reivin.dicac Sin 14, donde 

W esta seieccionaao de 

kD3D4 H H 3 4 
0 - 0. N N - S 

- H H NN NNH NN, NN , N , y 

Ł N..NRR 

- 

N.N 

17. El compuesto he ocuerdo con Is reivindicaciin 15 0 la 

reivindicaciin 16, donc3.e P es aiqu–.10 CI-C,,,, aiqueniJo C-O4 a 

eiquiruilo C -C, donde dicho i quilo C-C:, alqueriiJ o C -C.  
y 

aiquinulo O2C3 puede estar opc6onairnente sustituido con uric a 

varios grupos seiecciocados dc ha.ldcjeno, h i d r o x Sin. cicino, 

uitro, azido, fiuorornet.i 1o, difluorometilo, tr f Luorornetlic, 

let.ox.j., fiuorometoxr, d–.fluorametoxj, aininc, arninorneti in, 

dirnetiiarniricc, aminoetiio, dietj1rnjn, etoxi, ci.cioaiquilo, 



have rocicioalcuilo, arilc o hetescar.iJo, donde dLchos an:Lilos 

ol cloaaqui.I o, neLercciclaalquilo, arllo 0 hececcr:.in 

estar oprionalmente sustituidos can uno o \’a.CiOS qruoos 

seloccionados de halógeno, hidroxllo, ciano, n:Ltro, azido, 

1.uorometilo, difluoomat.t.lo, trifluorornetilo, aiquilo C-0, 

ai.quenclo C2-4, a–cjuinco u2 -C4, cacoatqurlo C.:-C, 

neterocioloalOuiLo NRR4 y OR 

18. El compuesto cia acuefdo con la reivindicación 17, donde 

as haiÆgorio, hidroxili.o, ciaric, nitro, azido, metilo, 

fluorometilo, difluorometilo, triflucrometilo, cctc;xi., 

fluorornetoxi, di fluorome:oxi, fri fluoronetoxO, c10..flO, 

aminornet.i Ic, dimet.ilamino, ami.noatiio, dietilamino, at Li o, 

etoxi a 

19. El compuesto do acuercin con I a reitindicecLiri 18, donde 

y R son, de macic indeperLdiente, hi.drdgeno, haligeno, 

metilo, iluorometilo, diflucrometilo, t:riflucrcmcti In o otilc. 

20.

El comPuesta de acue:rdo con Ia reiviudicac:tdn 17, clonic 

as haliqerio a metilo, R as hidrigeno ’v R8 cc; 8d dniqeno, 

hal dqeno, metilo, f1uorQmtilo. difloororneiJ.lu, 

trifiuoromet.iio a SP. 

21. El compiccoco de acuerd.o con J a reivindicactdri 20, condo 

Y as NH, RL as h.Idgeno, R as haldqenc R as a.lquiio a 

baldcieno, y R esti en Ia posi.cidn adyacente a Y, donde R as 

hicirdqeno. 
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22. Un comnuesto que i.nc uv e sua enantic.rseros, 

diastereoisóni.eros resueLtof, scivatos y sales 

farrnaceutaoarnente aceptables, que tiene la tornula: 

0 

donde 

R 
N 

R 

R1, R2, R y son, de mode independlente, hdróqeno, 

haiógerio, c–ario, niro, trifluorometilo, di.fluorometoxi, 

difluoromeiio, fJuo.rometilo, flucrometoxi, triflucremotoxi, 

azido, S’1, (0) R C (0) OR, -NC (0) -00 (C)) R, - 

4 34 3 -ONR  C 0 RNRS02R  4, NRC  (C)) NI R, - 

NRC (NCN) NR3R4, -NR, aiquilo alqueni,1.o C--C 

alquinilc C2-C, cicicaiquilo C.-C-, cicloalquihiLquilo C- - C, 

-3(0) (alquilo Or-Cs). 3 (0) (CRP ,-ai1c, arm, a iJ.alqoi1.c, 

heteroarilo, neteroari.ia.Lquilo, 1iet.erociiiJ.o, 

heteroc.icliiaiquilo, -C) (CRAP.)m-a.ri].o, J (0R 
ID 
,-eriJ.o, 

_Q(cp4pJ) -heteroar....lo, -NR’ (CR4R 
Ll 

)m-heteroarilo, 

-0(CRP)-hetercc.:Lc1ilo c -NR4 (CR4P0)-hetercicl1lo, donde 

cualquiera de diches p000ionos de aiquilo, alqueniio, 

aiquinilo, oicicalqu–lo, aol ic, arilaiquilo, hetercarilc, 

heteroarilaiquilo, heteroolcii. 10 y heterocic.J ilaiquilo estln 

opcional.menne sustitutdas one o varies qrupos 

seieccooradcs, de mode independient, de cxc (con I.e ccndicdn 



de c’ue rb c estØ sustiti.dc en ci crib o heteroari c, haiOqeno, 

itto,ri.fflicrametic, difcrometoxb, 

triCiucrornetoxi, a  do, -NiO;R, -SO2.NR’, C(O P, C  

--OIC (0) R!, N4c (0) 0c NC (0) R, -c (0) 

- -NRC (0) NR3R4. -NRC (NC)N CiRR, C(R, ci ho, het erorilc, 

ar:lciquil.o, heternarii.c{uiic, heterocrclJ ic y 

heteroci c.itialquilo, y donde d:LC003 anihios an )c, 

heteroarilo, 

arililgulic, het.ernariialquiio, het.e.roci.ci lb a 

heterociciilaiquiio tambidri punden es tar sus titu(dog con uno c 

varlos grupos seleccionados dc habogenc, hidroxibo, cieno, 

n.itro, azido, fiuorometilo, difluorornetilo, tnifiuonorneti.o, 

aiquibo C--C.1, aicuenibo 004, alqUifilO C2-C1, cicboa1cu10 C-

C, lietercc:.cboaLqullc CCd, NRR4 yORb; 

P es hidrigeno, trill uoromet do, alguibo C-d.:, apuerii.d 

, alquiriia C;Co, 0: clnaiquibo C3-Cu, ci.c.bcal (1,-ii laiqu In 

C-C, crib, anilaiquila, heteroaribo, heteroariln.lpuilo, 

heterociciiiLoo

 heterooLci Claiquilo, donde cuciquiera de 

dichas porciones do s.) gu.i..ic, alqueriibc, aqu:i.rii Ic, 

ci dcc iqui 10, cr1 in, crib ci gui lc, het croci ii a, 

heteroaniiaiquiio, heiier001c:libO y hoterocici iia.tquiba estdn 

opcionabmente sust-ituidis con uric c variOa qr IA. pcs 

se eon ionados, de mcda indeperdient, do cxc can ii condiciOn 

de que no esti susituida en el --rlllo a heteroanibo, hnldgonc, 

ciano, nitro, nrhflucrcmet.ilo, dfbuorometibc, Clucrornetilo, 

dllluorametoxi, trifiuorcrnenoxi, azido, -NR h!S0:?R, S0:NRR, 



22 

-c 

(0) C1, C (0) OR11, -CC ")IDŠ, NR 1’C (0) OP, -NRC (0) R, 

-c 

(0) NR11R21 -SP, -s (0) R, -.-S02R, -NR ’R, NR’C (0) NPR’, -- 

NR’C (NCN NR2R3, -0R. a i quilo C aiqueriic  

a iquinila C2-C, c ] caiquilo C3-C i 1), a r ho, heteroariio, 

arilLaiquilo, hetercasrilliquila, heteroci cilia y 

het.erociciiialquiia, y dorde diahos anillos arilo, 

heteroarilo, arilalac ho, hetercariiaiuuiio, heterocicl.i] a a 

het.erocicii.iaiqu:LIo iambi en eden ester sustituidos Carl ano 0 

varics grupos seleccionados de haiCgeno, h.idraxiio, dana, 

nhtsro, alido, fiuorometiia difiurrnetL1o, trifiuorometi]c, 

all. quiio C1C4, alquenhio C;C, alc(uinila C,-C,, cicioalqui.Lo Ca-

C, hetorocicloalquiic C-C, NP:1R.4 y 

ceda R es, Ce moda independiente, hidrÆqeno, dana, 

ultra, tr ifhuorometiic, difluarometoxi, tsrifluorometoxi, 

- ’-C(0Narido, --C(0)R3, -C(0)O  R4,  alquilo C1--Ca-, 

l-1]quenl l.a CSC O,a I c I i- -r–0 C-C-0, cicioaiquiio C-C, 

dlc1aaIqu–a–qulic C -c Ł -CC (aaqLu]o C - -a (0) (I RR - 

ar.:a, aria, an I.IuLCUI1O, her•?raCrcio, heteroara. 1c.tcIuiio, 

hetorociclil.a a heteroci.ciiisaiauila, danCe cusiquiera d  

diches porciones Ce aicju– Jo, aiouenil.a, ala 1:151 lila, 

ci c;loalquilo, anila, anilaluilo, heteraeril.o, 

heteroaralalqurla, heteroc1ca-Lc y lieterociclalaJquaio estan 

opcionalmente susta.tuaas con uno a vanios grupas 

seleccionadas, de modo indenendiente, de CXC (con Ia condiciin 

de que no cane sustituido en cl anilc a het.eroanii a, hii.Cqeno, 



ci.ano, nitro, trif.ucrome.iIcŁ, di El coromotoxi, 

tnt Cuorometoxi, az–dc, _rR13C:.R, -S0,NR3R4, --C (0) R, -C (0) OF", 

-00 (0) R -NRC (0) OR°, -NR’C (0) -C (0) 

--NRC 1, 0) NRR4, - NRC (NCN) NR3R, -OR3, niio, heteroarilo, 

anil.ai qu.i 1o, h e r e r a an i _L a ou hete.r:ocic.iilo y 

hetenoc.i crjialeijjlo, , Condo dichos anilios crib, 

heteroenilo, anilaiquilo, hereroarii\aiquiio, net:.eroc.i c .L in a 

heterociclilalqui.lo estar sustituidos con uno a 

varies gropes sei.ecc.i onados do hidgno, hidroxibo! c:lano, 

nit no, azido, fiuoromet.ilo, cfluonometiio, crC fluoromend ic, 

diquiic 0j--04, aiqueni.lo 02-C, aiquinhbo C-C, ciciocilquiie C-,- 

Cc, heterooicicalquilo 03-03, NRR y OR3; 

es hidL-iqeno, nnifbucrometiio, aiquilo C -C, alquenilo 

Cd-CE)), aiqoinilLa C--C c:LcCoaC euiic CŁ-C, cicicaiquilni quibo 

C3-C, arilo, ariialquiic, heteroeniio, (ie-tenoaniialcuiic, 

heterociclilo, hetrocicliiaiquibo, fosfata 0 on residue ,de 

arrLirloa.cde, danCe coa.lqui.era de diohs conoicries do al qu:i 1 0, 

al. querubo, aiquinil.o1 ciciocioul in, anile, anilaiquilo, 

heteroanilo, heteroanilal 
noun, 

heterocici.ibc ii 

heterociclilciquilo estin opciona.J.mente sustituidas con uno o 

varies grupos seiecc.:cnaoos, do 230Cc indeperdiente, Ce o x o 

(con la condLc.:Lon de que no estØ ustituicic en ci aril,_) 0 

heteroanilo, haidge.no, ciano, nicro, Cr) fluororneLhia, 

difluororne Lox .i, tnifiuonorneroxi Co, --NR’SO3R’, -SO NR°R’, 

-C(0)R’,  C‘0) OR  _OC(0)PL, _NR ’c(O(OR’4, Ł_NRLC(0)R, 
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-C (0) N 1 1 R ’ 2 , R 4 ,  -302IR’, _NRR2, -NRC  

ii 
NRC(NCN)NR1R, OR  arilo, deteroarilo, a  iiaquiio, 

heteroai1a1qui1o, hetesccic1i]o y haterocicliiaiquiio, 

0 y R jurito con el doorno al que estdn unidos forrnar, on 

arii10 carbocic.Licc, heteroaril.o o heterociciico de 4 a –0 

rn.iernbros, doncie cuaiqoiera de dichos ariii–os carbocici icos, 

heteroarilos o hetercoiclicos estÆn occionalmente susti.tuidos 

f 
con uno o varios grupos solecciccados, cc modo irdepend–cnte, 

do balÆgeno, dccc, ni.ro, t.rifluorometilc, difluorornetoxi, 

il triflucrometoxi, azido, _NP.iiSO,RL4, -SCNR R’, -C (0) R, 

(0) OR  -00(0)5. _NRIC(0)05i4, -NRC(0)R, -C(0)NRR"-, 

SR -S (0) R’, SO25  -
 

NRP, _NRC (0) NRIIR, 

NP-",-- (NcN)NP., -OR, icercarno, arilaloniic, 

heteroari.iaiqui.ic, het.eroo.ici–ic y heterccidliiaicfui–c; 

y 
53 son, de modo indecandiente, hidróqeno o a–qui–c 

CC6, 0 

4 

y 5 junta ccc e  dLomo al quo estÆn unidos forman un 

anillo carbocIc–icc, heteroartlo o heterocicilco de 4 a 10 

rniernbros, donde dicho alqulic o cuaiquiera do dichos cfli–0S 

carbociciicos, heteroaril.os y heterocicL.cos estdn 

opcionaiLrnente sustituidos con ,,. pno o varios grupos 

seleccionados, de modo independiente, de haidgeno, ciano, 

nitro, trifiuoromet.i1.o, difluorometoxi, Lrifluorometcx:i, 

azidc, _NRIISO3R14. _S02NRp–, -C (0) eli, 0(0) 0R’, 
_C)-

 (0) 
0, - 

NR’C (0) OR’, -NR"  (0) p.12 (0) NPR, SR:, S (0) 
5J4, 

-S025, 



NRC (NON> NR3, 
0gL,  

hoteoas:Jo, aJa1ciuiie., hese:oarilaiqoi.o, heercic.b I  
y 

heterocici iiaiclui.io; 

R Is es trifluorometilo, aquiio C-0O3 crcioaiquio H-Cj, 

stilo, arilaiquilo, heteroarilo, heteroarilaiquilo, 

heterocic.1.iio o heterociclilaiquilo, donde cuaiquiera he 

dichas porcion.s de aiquilo, cicioaiquiio, crib, ariia1qu.io, 

heteroarilo,

heteroanilaiquilo, het•rocicii.lo y 

heterocicliiaiuilo estÆn occionalmente sustituidas con uno o 

\?jC)5 grupos seleccionados, cia macic .Lnde.pendiente, de oxo 

(con is condicihn de qua no estØ sustituido en Ci 55.LIO 0 

heteroarilo, haiigenc, nina, nitro, trifluorometilo, 

dufluorometoxi, tnifluorometoxi, azido, NRSO:’R4, 
SO:’NR14

 

, 

C(0) P, C (0) 0R, 0C (0) R  NP11C(0) OR, --NR’C(0)R, 

-C," 0) NRR2, s’1, 
-s 

(0) RL4, --S0R14, 
 
-NR, -NRC (0> 

NRC (NCN)NR2R’3, hetenoanilo, anilaiquilo, 

heteroarilciquiio,

heterociiiio y heteroc.ic1i1a1qu.iio; 

R’ R2 son, he modo independiente, hirdqeno, 

aiquilo inferior, aiquenic inferior, aria y anilaiquilo, y 

R4 en aquuio inferior, aiquenilo inferior, antlo y 

anilaiquilo; 

a dos cualesquiera de R, R2, R a R4 junt.o con ci Ætomo 

ci que estin unidos forman on anillo carbociclico, heteroarilo 

a heterocIclico he 4 a 10 miembros, donde cuciquiera de dichos 

0011105 cerbcciclicos aiquilo, aiquenilo, crib, ariia1qu ic, 
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’7 

heterorilo a heterociclicos estÆrl opcionalmerice sustttuidos 

con uric a varios grupos seleccionados, de modo indepandiente, 

de halógena, dana, riitro, t.rifluorometilc, difJuorametaxi, 

trifluorometoxi, azido, àrilc, hetercarilo, alaicjuiJ o, 

heteroarilaiquilo, heteraciclilo y heterociclilalquilo; 

rn as 0, 1, 2, 3, 4 6 5; 

n as 1 ó 2; y 

j as 0, 1 6 2. 

23. 

Un compuesto qua inciuye sus enantiórneros, 

diastereoisórneras resueltas, solvatas y sais 

farrnacduticamente sceptables, que tiene la formula: 

1";5)--

donde 

R, R2, R8 y cada R son, de macia indepenidiente, hidrOgana, 

I b a l O g e n o ,  dana, nitro, trifluorametilo, 

fluorornetilo, fluarometcxi, d–f.luarcmetoxi, trifluorcinetaxi, 

azida, -SR, (0) R3, OR, NP 4C (0) CRc, . (C) R, 

NR4S0R6, -SC2NR3R4, NRC (0) R, -C (0)NRR4, -NR ;C (0)NR:R, 

NR5C (NCN)NR3R4, NR3R4, aiquilo C1CO3 aiquenilo 

aiquinilo C2-C,10,cicicalqu–lo CC cicloalquilaiquiIo CC1ç, 

-S(Q) (aiquilo C-Cn), -S (0) (CR4R5)-ariio, aria, ariialqu.ilo, 

heteroarilo, heteroarilaiquila, heterociclilo, 
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hetercc.c1–1aOqui1c, 0(OR)ri1o, -NR’ KCP’R*i.0, 

--C) (CRR)heteroari1o, NR 4  (CRR)heterori In, 

1-hetorocic1i10 o -NR f  I oteroc:ic li.io, dorcic 

cuaiquiera do d:Lchis porciones de aiquilo, aiqueriiio, 

aiquinilo, ciclosiquilo, arilo, ariJ.a1qu1o, betercarilo, 

heteroar.LiaiquiiLo, teterncicI10 y heterocic.liiaiqui.10 etr 

opcionaimento sust.Ltu1ds con uno c v0(::. Os prupos 

t 
seleccionados, do modo independiente, do oxo (con Ia condicdn 

do quo no estØ s-utituido en ci arilo o heteroariio, haidgeno, 

ciano, nitro, orifboorornetibo, ciifbuorometoxI / 

trifluoronietoxi, azido, -NRS02R, 7,SQ-NRR4, (0 0, C ))CP, 

OC (0) R, -NRC (0)00°, -NR’C (0)R, C (0)NRR, -NRPO, 

-NR (0)NO3R4, -NR6O(NCN) N0R. -OR, ar.1o, he. teroarilo, 

or111qullo, heteroarilc.Lquii.o, heterociclilo y 

hetoroc.bci.tiaiquibo, y donde dichos anilbos arm, 

heteroaribo, arilaiquilo, heceroarilaboulbo, heterocicilio o 

heterociciilaiqui. 

bo tambidn pueden estar sustituidos con UUC) 0 

varies grupos sebeccionados de ha.iOgeno, bidcxmo, :;iaflcr 

n itro, azido, fI.uorornetiio difbuorometilo, orifiuororneti o, 

aiquibo CC4, aiquenibo O -C, ciautiibo CC 4  ciciociquilo 0T 

06, heterocicboaiquii.o C--C6,, IRR y OR°: 

es hidrdgeno, trifbucronetilo, aiqu.Lio C-C:., aiquenibo 

O2O1() aIqunibo C7-O, cicbosiquibo C3-C, cicioclquilaiquibo 

C -C, aribo, ariialquibc, heteroaribo, heteroari].a1qui1::, 

heterociclibo o heterocioiibalquiio, deride cualguiera de 
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dichas porciones de alquilo, aJquenilo, .aiquiniio, 

cicioalquilo, arilo, arilaiquilo, heteroarflo, 

heteroarilaiquilo, heterociclilo y heterociolLisiquilo esir 

opcionairnente sustituidas con uno o vance grupos 

seleocionados, de modo independiente, de cxc (con la condción 

de que no estØ sustituido en el arila o hetercarilo, helóqeno, 

ciano, nitro, trifluorometilo, difluorornetilo, fluorornetilo, 

difluorornetoxi, trifluorcrnetcxi, azido, -NR02R, -SONR P:, 

-C(0)R, C(0)ORli, -cc (0)Rill _ N R C ( 0 ) O R 1 4 ,  -NR1C(C) 

-C(0)N’1  R
 P,12 , S (0)R, -S07R, -NR1R, NRC(0)NRR, - 

NRC (NON) NR12R’3, OR 1, aiquilo niquenilo C-C, 

aiquinilo C -C1, cic.loalquilo C3-0O3 crib, heteroa.niio, 

arilaiquilo, heteroaniieiquiio, heterociclibo y 

heterociciiiaiquilo, y donde diohos an:i lbs ar.i .1 o, 

heteroaribo, arilaiquilo, heterceiic1quiio, heterociciilo o 

het.erociciiiaiquibc tamhiØn pueden estar sustituidos con one a 

varios grupos seleccionados de hdlOgeno, bidroxi 10, ci ano, 

nitro, azido, fluorornetiJo, difluorometilo, trifiucrometiba, 

alquilc C1-C4, aiquenilo C7-C4, alqu.iniio C7-C4, ciciceiquibo C: 

06, heterocicioaiquibo C -C. NR R4 y 0,; 

cc hidrógeno, trifluorcrnetibc, aiquibo C-C, aicluenilo 

C2--010, aiquinhbo C2--C, cicbosiquibo C3-0a, cicicaiquiiai.quiio 

C6-013, crib, anilaiquibo, heteroanibo, heterca.nileiquibo, 

heterociolilo, heterocichiiaiquibo, fosfaro o an residua de 

aminoicidc, donde cuciquiera de dbph,as porciones de aiquibo, 
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aicuriio, aiuin–io, c.icl.oaicui1o, arjio, ar. la lquiio, 

heteroarilo, heteroarila.].qulo, hterooicii10 y 

heterociclilaiquilo estÆO o:cionaiinente sustitoidas con cnc a 

varios grupos se1eccioados, de modo independiente, de xo 

(con Ia condiciôri de quc no estØ sustituido en el. arilo a 

heteroarilo, halógeoo, dana, nitro, t.rfhaorometi1o, 

difluorornetoxi, trifluorornetaxi azido, -NRE02R’, -SO.2NR 

-c (0) Pli C (0) 0R1, -OC (0) R -NR ’C (0) 0R4, _NR bC (0)R, 

-C (0) NRaiRl, -SR, -S (0) R, -S0?B’, _NRLR2, -NRŁC (0) NP.R, 

NR"C(N0N)NR1R3, _ORu, arilo, heteroarilo, ari.iaiquilo, 

heteroarilalquilo, heterocidliloy heterocicliialquiio, 

o y R4 junto con ci Ætarno ci que estØri unidos forman un 

adillo cerbociclico, heteroarilo 0 heterocIclico de ’ a 10 

m:iernbros, doncie cualqu–era de dicios anillos carbociclicos, 

heteroar:Llos o heterocidlicos estØn opciona1rr1ene sustiuidns 

con uno o varios grupos seleccionados, de modo independ.tente, 

de 

haiógeno, ciano, nitro, trifluorocietilo,difluorornetoxi, 

trifiuoromet.oxi, azido, NR’S02R, _S02NlRu, - C ( C ) P 1 ’ ,  

0(0) 0R3 , -OC (0) R!, -NF*C (0) 0R, _NRUC (0) R, -0(0) NR’’R", - 

-S (0) , 
-S02R4, -NR R.  NR  (0) NRI?R–i, 

NR 11C (NCN)NR2R, -OR 11, arilo, heteroarii o, ariialquiJ a, 

heter oar iiaiquiio, heterocici–lo y het erocic1i1aIqui1o; 

y R5 son, de rrtado independiente, hidrôgenc a aiquila 

CLC6, 0 
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y R 5junto con el àtomc - que estÆn unidos furman ’an 

anillo uarbocic1ioo heteroarilo a heteroocJ.ioa de 4 a 10 

miembros, doncle d.icho aiquiio a cuiquiera de dichos aniJ.ios 

carbocic.iicos, heteroarilos y he terociclicos estdn 

ocioriairaente sttuidas con uno a varios qrupos 

seieccionados( de macia indepencliente, do halcigeno, ciano, 

nitro, trifluorometilo, difluorometoxi, trifj.uoromntoxi, 

azido, NR’1SO2R4, SO2NRR, -0(0) R1, C (C) CR’, -CC (0) RLF - 

NRLIC(0)0Ra4, -NR"C(0)R2, --C (0)NR°Rt   

NRR’2, -NR’C (0) NP2R3, -NP.0 (NCN) NR2R, -0R, arilo, 

heteroarilo, ariialquiio, heteroar1a1quiio, heterociclilo y 

heterociclilaiqui 10; 

es trifiuorcmetiio,, aituilo C-C, cicioaiquilo 

arilo,ar:LIa1uiio, heteroarilo, heteroart1aiqu] a, 

heterocici.iic o heteroc! clilaiquilo, donde cualquiera do 

dichas porciones he alqui.lo, cicioalquilo, ario, arilaiquiTh, 

heteroarilo, h eteroari1a1cuiio, heterociclilo y 

heterociciilalquil.o estÆn opcionaimente sustituidas con uno a 

varios grupos seleccionados, do modo independie ote, do oo 

(con la ccndición do que no astØ sustituido en oiL ar.Llo a 

heteroar.ilo, haidgorio, cano, nitro, tcifiuorometJo, 

difluorometoxi, trifiuorometcxi, azido, -NR’S02R, -1)02NRR, 

-C (0) RL1, C (0) 0P1, -00 (0)Rn, -NR1C (0) CRL4, -NR"C (0) P"", 

-0(0) NR"R12, -SR, -s (C) -S02R4, -NR 11R’2, -NR0 (C) N R R 3 ,  - 
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NR 11C (NCN) NRIR1f, OR-, an–.J o, heLeroarilo, arii1quiI o, 

beteroarilalquilo, heteroolollir y heterocic1iii.cu.iio; 

p.L, 
R ’ 2 r n o d o  :ncponi en.e, n:c:3qeno, 

aiquric irter.ur, aqueniio :nLerLcr, crib y ariic–qua.Lo, y 

es aiquilo inferior, ciquenhlo inferior, crib v 

ari.baiquiio; 

a dos cuaJ.esquiera to 9, OH, R’ a oH j unt.o can el itomo 

ci quo estÆn un3 dos forrrLan un ari.Lbc carbor bolico, }-ieteroa ri .o 

o hsteraciciico do 4 a 10 rriemhrra, donde cuciquiera de ticho 

cOlilos carbaicliccs a,qrIc, alqueniio, arilo, arilalquilo, 

ilereroariro0 .tleteraoioiic0s, estin o0C.lonalmente sustiruidos 

con uno c varior grupos sel.ecoionados, do ncdo irde.pendient, 

do haligenc, ciano, niro, rrifivarometilc, diflucromet:ox, 

tri.tiuorometcxi, aziclo, eribo, octeroaribo, ariialcju–bo, 

het.eroariLslqL:dbo here:oc:.cr..L Ia deteroc.i oil ili luilo; 

rn es 0, IL, 2, 13, 4 6 1; y 

es 0, 1 6 2. 

24. Un compuesto que inciuye 3  L15 enantidmoros, 

diaste.reaisdmeros resoeltcs, soivatos y sales 

fanacØut.i.cairerite aceprabies. c, e, hone Ia formula: 

R 
N 
N 

R’ 

0 Rn 

donde 
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  , R2, R y sari, he modo indeperdiente, hidrógeno, 

haidgeno, dana, nit.ra, trifluororrieti Ic, d. tfl.iorarnetcxi, 

difivararrLetiic, fluorametilo, fluorornetoxi, tr." ivar:orietoxi, 

azido, --SR1-R  -o3, -c (0) R3, -C (0) 0R, -NR 4C (0) 0R, -CC (0) R, - 

NRS02R, -002NR3R4, -NR4C (O R3, -Q, (Q) NR3R,  - NR .13 C (C)) N R R 1 ,  - 1) 

NR 5C (NON) NR3R4, -NR-R4, aiqu io C1-C, alquenil.c C-C, 

aiquinilo C2-C, cicioaIquilo C:Ci(,, cicioaiquiialquiic C- C, 

-S (0) (aiquilo C1-C6) -S (C)) (CRR5)-ariio, arilo, arilaiquilo, 

he t e too r i Ic, hate roan Ia 1 qu 1.1 a, he te rca i. clii a, 

heterociciiiaiquilo, -O (CR4R5):-ani1o, NR 4  (CRR):näriio, 

. a -0 (CR4R-heteroanilo, -NR- (CR4R)-heteroaniIo, 

-O (CR4Rr) mheterociciilo a -NR’ (CR4R5)m-heterocic1ilo, donde 

cualquiera he dichas pora:i.aries he a].qoilo, iqueniic, 

aiquinilo, cicloaiauilc, ani.lo, ariio1quiio, hoteroar Ia, 

hetercanila].quiia, heterocicli.ia 
y 

hererocic ilaiquila estln 

apcionaimente sustituidas can unc a vanics grupos 

seleccionados, he modo independiente, de cxc (,can Ia condiciOn 

- / $ 

de que no estd susti.tuida en el arilo a heteroanilo, halhgcna, 

cianc, nitro, tniflucrametila, difluarometoxi, 

11 tnifluorometaxi, az.ida, Ł-NR4SC2R6, -SO2NR3R4, -0(0) R, -C (0) OR 3, 

-CC (0) R3, --NR4C (C) 0R, --NRC (0) R3, -C :01 NRR, -NR R4, 

-NR5C (0) NR3R4, -NR 5C (NON) NR354, anilo, heteroarila, 

anilaiquilo, lie te roar ilalquiio, heterociciila 
y 

heterociclilalqujlo, 
y 

donde dichos anhlics anilo, 

heteroanilo, aniiaiquito, heteraar:ilaiquilo, heterociolilo a 



3",

heterocic1iiaiuiio tarnbiØn pueden esta sustituidos con UflC) C) 

atics gtupos seleccionados do halógeno, hidroxilo, ciano, 

nitro, azido, fluorornetilo, difJ.ucromei1o, trifiuoronetJ Ic, 

a.lquiio C1-C, aiquenilo C:-C.:, alquiihic C2-C4, cicicaiquic C-

O, hate rocicicaiquilo C3-0, NR3R4 y OR; 

coda R’
 
as hdrógeno, trifluorometilo, aiquilo CC  

alqueriilo C-C, aiquinilo C;-C), cicicalquilo 

;  cicioaiouilaiqui ]c C - - Cu, arilo, ariiaiqu1o, heteroarilo, 

heteroariiaiquilo, heterociclilo o hetnrociciiiaiquilo, dopde 

cualquiera de dichas porciones de aiquilo, aicuenil n, 

S 
aiquinulo, cicicalquilo, ari.io, ’aril aiqui.Lo, hetercariic;, 

.htetcari iaiqui 10, heterociclilo y heterocicli] aiquc 10 

opcionairnente sustituidas con uno o varios grupos 

seleccionados, de modo independiente, de cxc (con la condiciOn 

do quo no estØ sustituido 00 el arilo o heteroarilo, halOqenc, 

ciono, nitro, trifI.uoroneti.1o, difluorometilo, fluorometi iC, 

difluorometoxi, trifluorcmetcxi., azido, -NRSO2R’4, S02NRI, 

-C (C) R°,
 C(0)OR",  -CC (0) -NR11C (0) OR’’, NRuC (0) R, 

-O O) NOR 
12,
 SR1, S (0) R, -sO,R4.. -NR’R=, _NR;C (0) -m’ , - 

NR’C(NCN) NR’R, -OR114 aiquilo C-C, alquenilo CC.;, 

aiquirlilo C2-CŁ0, cic1oaiui1c C- C10, ariic, heteroarsil o, 

arilaiquilo, heteroarlloiaolio, heterociclilo y 

het.erociciiiolquilo, y donde dichos anilios airilo, 

heteroarilo, arilaiquilo, hetercariialquiic, heterociclilo 0 

heterocicliialquiio tambiin pueden estar sustituicios con uric c 



$ 

S 

I 
I 

4 

varLos gripos seieccicnados de ha1ógeno hidroxi o, ciano, 

nitro, azdo, f1uo:ooet.1.o, difluorcmeriio, trifiucrometi].o, 

aquiio CC4, alquenilo aiquinilo cicioeiquio C.-

C4, heterociclociquilo &3C, 030 y OR; 

cacia S° es, de coda independiente, hicirdgeno, ciano, 

nitro, trifluorocetilo, difluorornetoxi, trifluorometoxi, 

azido, -C (C) R, -C (0) -SO2NR3R4, -0(0) NR3R4, aiquilo CCç, 

aloueriiio C-C, aiquinio Ct1, cicioaiquiio Ci-C3, 

c.icioaiqu.ilai.quiio CŁ - C, -S (C) I (aiquilo CL-04) , S (0)- (CRR)-

crib, aribo, arilaiquilo, heteroarilo, heteroarilaiquilo, 

heteroic1iio a heterocicitialqui.lo, donde cucicuiera de 

dichas porciones de aiquiio, aiquenilo, aiquinilo, 

ci cboalcuibo, crib, arilaiquibo, heteroaribo, 

heteroaribaiquibo, heterccicl:Lic y heterocidliulalquibo et&n 

opcioi-iaimente sustituidas con uno o vOrios grupos 

Sel.ebciorlados, de modo independiente, de cxc (con ba coridic: in 

he que no estd sustituido en ci &tiio a heteroariic, haidqenc, 

ciano, nitro, tn fbuorornetibo, difj.uoromet:oxi, 

tnifiuonornetoxi, aztdo, -NR4S02R6, -SO2NR3R’,  

-00 (Q) q.3, -NRC (0) 01 . 6 ,  -R4C (0) , - (0) NRY, 

-NRC (0)NRR4, -NRC (NCN) NRR4, -OR3, aria, heteroanilo, 

an balguilo, heteroanilaigui.bo, heterociclibo y 

heterociclilaiquilo, v donde dichos anii]os aria, 

heteroanilo, anibaiquilo, heteroanilaiquibo, heterocicll.iio o 

heteroctciiialqui].c tambiØn pueden star sustituidos con uno 0 
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varioi crupo 1ecciocdoc cc hdiâqerto, hidroxi1c, canc, 

nitro. cZidc, fiucrornetLLo, diE Luc,cmei1.o, S iuororr:eti1o, 

ciqu.ilo C:--C4, aiqoenilo L 4  aJIi n10 CC4, c–(dOalC O 

C., het.erocccJ oa1q:i I c, Ic. .., OR3; 

R es bidrógeno, trfCccro metSI, aJ.ciio C-Cc, aEquon 1d 

C’) ( 1U 0 L 0 C?L r L LC 1 L O c , ] o  a 7 q,a1a IqU JII 

cCL,), C..LO, aricacquJ.c; heoe:o1.Lo, heteroai1a1cui LO, 

hete:coc.c1i.1o, heterocicli] qoilo, fcsato o 1-A-1roscduc de 

aminohoido, donde cua1.q’iera cc diodes porciones de aiqu Sic, 

aiquenilo, aic1uSn.tio, c:cicaicjUa.eo, ar...10, ariiaiclu.i ISO, 

III et.eroariio, heeroariie1’4ci].o, heteocic1 SISo 

heterooiciilaiquiio est3TL oocicr inenco sftttids L.O1 Oil.-11 C 

canoe grucos seLeccior:ados, he modo independiente, he cxc 

(con in cond.iciox3 he qoe cc estØ sstituiic en e  aniSo c 

hetonoanilo, halóoeno, ciano, nitoc, tr  fluorometSio, 

df  ororaer cx_, dill  i -, c , -N cOV , - Q i\P R 

--C ° L )O  ’R°C 0) cP  NR(C) C O OR  ’ 0)  R", 

Ł. (C) NRnR, -SR, 3 (C) R, 3OR4, .NRlR2, NRC (0) NR 2R1’, - 

NR!C(NCN)NiR, Ł0R, arilo, heterori1c, oriiaiquiic, 

heteroari iniquilo, bererooSoli 10 y het:orocic. i.iiaiquS.Io, 

a R y P, Dunto con Ci Ætcrno cI que estÆc unicJos forman on 

an, illSo carbociciico, het.eroarilo o heterociciico he 4 a 10 

miembros, donde cuaiquiera he dichos anilics carhociclicos, 

het.eroarnlos a icterociclicos es,,-an oncior:aiCente sust–tu.Ldc>s 

con uno o vanios grupos seieccioLlado.S, de rnodo independiente, 



de ha.lógeno, ciano, rtro, ifiuorometi1o, di2luorometoxi, 

tif1uoiomatox1, azico, -NRSO2R, -SONR", -C (CC P L, 

C (C) CR11, -CC (C) R, --NR 10(0) 0R, -NR-1C (C) R11, -c NRR, 

-S (0).R  --S 02R, R P 2 ,  -NRC (0) NR R, - 

NRC(NCN)NR’R3, -OR11, crib, heteroarilo, ariiaiqu.tlo, 

heteroariialquilo, heterccicLilo y heterociclilalquilo; 

R4 y R5 son, de rnodc ..ndepend–ente, hidrógeno o aiquilo 

C--C6, a 

S R
 4 y P junta con el drama al qua estdn unios farnan un 

snub carboo .i icico, heteroarilo a heterocicl.ico de 4 s 

mieinbras, doILde dicho aiquilo a cdiIquiera do dcbos anii1s 

carbociciioas, heteroarilos y heteroci clicos estar 

opcionai:mente sut.ituidas con unc C var d. as qrupos 

seleccionacics, de macic independiecte, do haidqeno, cianc, 

nit ro, tn i fluonometiic, ditiuorornetoxi, t  ifuar on, etaxi, 

azido, _NRiSC2RL4, _S0?NR11R, -C (0) R11, C (0) OR, -CC (CC P11 - 

NR’C(0)CR’4, -NR11C(C) P11, -0. (C)NR11R2, 3R, -S(0)R, S0 R11, - 

__NR  (0) NR2R’. -NR11C (NON) NR’R11, _0pJ , arila, 

heteroanilo, anilaicuilo, teteraaniiaiquiio, heteracici lb y 

Ł 

he t croci Cilia 3 qu ii a; 

R° es tnifinorametilo, alquilo C1-C-1,, ciciaabquilo  

eniio, antbe–qu.ibo, hetercarilo, heterocriialqui.bo, 

het.erocicli.ba a hetenaciciii.aiquiio, donde cualquiera do 

dichas parciones de alqubia, cicioaiquiic, anilo, arilciquibo, 

heteroanilo, heteroani1abui1o, heterocicuflo y 



het.e.rocicii 11aJ.qui a estÆn (-)pc iimt.ecust .itu.idan ccci ccc o 

varios qipos se–eccionacas, do modo .independiente, do cxc 

(con is condicidci de cue no es -6 susti.tcido en e. 5.10 0 

heteroai ic, haidgena, ciacic nitro, trifiuorometil.o, 

difiuoromctoxi, trificocometoxa.,. azicic -NRSO:ŁR, SONRE1 , 

O(0)RiL, C (0)OR, OC O}R, NRC(0) OR:, -NRC(COR, 

C (0) N R R 1 1
 2,S F

NR°0 (NCN) NR’2R, --DR° , aciLo, ’hetetoariio, asiiaiqoil.o, 

S 
ee5oaidJ.cO111c, hetcrccidliic i heterocic’1.a1 c . o; 

12 
P R y son, de mado indeperidiente, hidrdqono, 

aiquilo interior, aicquenilo inferior,, ri10 y arilaiquilo, 1 

14 en aicicaiio inferior, el queniio inferior, crib 

arci.aicaiibo; 

o dos cuaiesouiera de R, 
R--,’ 

R3 0 Pc junto con ci Æ.orao 

alt cue estin unidos fcrrrian or: cci lb ccrbccioiico, beteroaribo 

o heterocicl:Lco be 4 a 10 rilembros d.onde cuciquiera be d:tc:hcn 

ant bios carbcciciiccs abcu:iJ.c, siauenLbo, crib, a.ribabqui la, 

$  heueroaniio a heoerocic.icc.:cs escdn ociona1rnerite sust:atuaon 

con ccc c varios qrupos seiccocancoos, do moclo iridependiente, 

be habdgeno, dccc, nioro, t.rifbuorometrbo, diliuorccnetcxi, 

triflucrorrietoxi., azido. arabo hete roar iic, criicicniilLc, 

tiete roar ilt.aieuibo, hetecociclilo y heterocicliialtquiitc; 

m en 0, 1, 2, 3, 4 4 5; y 

5 en 0, 1 6 2, 



C?4 

25. Una ccrposic–So que comoreode un compuesto he acuerdo 

con cualquiera de las reLvindicacionies 1, 2, 6, 8, 12, 17, 22, 

23 
y 

24 
y 

on portador irmacØutioeinenoe aceninable. 

26. Un mStodo para inhlbir Ia actividad. he MEK en on 

marniforo que comprenide là adrnmcitraciOn a dicho marnifero he 

uno o vance cornpuestcŁs de ocuerdc con cua1oiena de ion 

reivindicaclones 1, 2, 6, 8, 12, 17, 22, 23 
y 

24 en uria 

cantidad efectiva para inhibir dicha actLvidad de MEK. 

27. Un mØtodo para el tratarniento de u  trastorno 
, 

hi ferativo fern c.ornprende I  cerproli en on marni que 

administ.raciln a dicho marnifero he non a varios compuestos he 

acuerdo con cualquiea he las reivindicaciones 1, 2, 6, 8, 12, 

17, 22, 213 y 24 en ona cantidad efectiva para tratar d,Lcho 

tra storno hiperpro.li.fenaoivc, 

28 Un rnØtocio para e  taat.arniento he una condicibn 

irflamatoria en. on mamifeno poe comprende la ad.ministracióri a 

dicho marnIfero he unc o vance compuestos he acuerdo con 

cualnuiera de las reivindicociones IL, 2, 6, 8, 12, 17, 22, 23 

y 24 en una canridad e–ectiva para tratan dicha condic. on 

iriflarnatoria. 

29. Un corupuesto q u e incluye sue enantidrnercs, 

diastereoisdmeros nesuel.tos, solvatos 
y 

sales 

farrnac6uttcarner1te aceptabies, que tiene là fórrnulta: 



H A1 

T )/ 
R 9 ( R 7  

0 R2 

d code 

X es N o 

derncdc indeoendiene, hidrógonc, 

hal.dqeno, cienc, oit.o, trif1uoroneti1c, diflocrornetilo, 

f].uorornetilo, flucrometoxi, clifluorometoxi, trifluorometcxi, 

err do, -SR -OR, --C (O ’-R% -C (C)) OR,  

NSC302R, -S02NR.R4, R R  0) R, -C C) NR3 , -NRC (C)) NR R4, - 

NRC (NON) NRR4, -NRR4, alqullo C-0O3 aiqueni..Io C:C 

a.Tquinilo C2--IC-10, cicloalqui  O, cic1c ji la, lqui To C-C, 

-S (0) (alcuilo CC) ’ (0)(C?4R) arlc, arilolqul To, 

hetercar.0 c, heter oar – 1aIqurL1O he teroctCJ-1a, 

heterociclilalquilc, -G (CR4SI)1-arilo, -NR4 (CR4R)T-adlO, 

-O (CRR5).-hetercar.Llc, -NR (CRR5)-heteroari1o, 

C) (CR4R)rrheterocic1i1 c c -NF (CR5R )-heterooi c] IC a, clonde 

il, aiquenila, ocalquiera do diodes orciores do aiqu c 

aiquiriilo, cicloelcniilc, crib, arilalquilo, heceroarila, 

heter oar –belquilo, heteroaicr. lila y heteociclri ialcu.iIo estin 

opc:onalraente sustituides con una c varilos Cl rapcs 

selecoionadcs, do modo iridepesidiante, de cxc (con Ta ccndiciIr, 

do qoc no es-n6 sustituido en el aribo a heteroarilo, haligenc, 

ritra, rr riflucrometilo, di flucrorneto’xi., 

trifluorometoxi, aziclo, -NR4S02R, -S02NRR4, -c(0)R. _C(0)OF:l, 



-OC (0) R, -NRC (C) OR6, -NR4C (0) R, -C (0) NRR, 

-NPC(0)NR3R4? - NRC(NCN)NRR -OR, arilo, rieteoarLc, 

ariialquilo, 

heLeoarila3uilo, heteroc.icl 10 
y 

bete roc icii1aLquilo. 
y 

donde diohos anillos arilo, 

heteroarilo, ari1a1q iii ic detaroarilaiquilo, heterociclilo o 

heterociclilaicuilo tambiØn pued.en ester sustituidos con uno C) 

’arios gruoos seiLec.cionados do haiigero, hidroxi.io, c )ano, 

nitro, ezido, fluorometilLo, difiurhmet1iio, trifluozorriet.i.io, 

0 
aiLquiio C1-C4, a. queS.]o C;2-C, aiquinilo C-C4, cicloalquiio Cd-

C, heterocic.oaiquiio Cd-C6, NR3R y 

R es hidróqenc, trifluorometilc, aiouiio C--Cu), aiqueni. lo 

C2--C, aiqutnilo C:-C1o, ccioa1ouiJ o C1-Cd0, caoloaiquiia quz10 

C --C13, ari.lo, arii.aiquilo, heteroariio, heteroarilaiquilo, 

hetroc.i..cii.Io a heterocic.1iL1qui1o, donde cue .lqui ore de 

d,iches porciones de aiqu L io, aiquenLLo, ai.qUifliIo, 

cicica1quCd.o, Cti.O, ariiaquiio, heteroari–Łc, 

:. heteroarilall.quiio, hetetoci. duo y heteroc:Lciilaiquilo esoiri 

opc:iona]u’nente sustituidas con 000 0 verias grupos 

seleccionacios, de macia independiene, do oxo (con la cordciin 

de que no estd susticuido cr1 ci orilo o heteroariJo, haiógeno, 

dana, nitro, triiluorometilo, difiuorometiio, fiuororneti.lo, 

fluorornetoxi, triuorornetoxi, azido, _NRliS02RL4, -SO1NR’’R, di fl 

-C(0)R, d(0)ORt -oo)rl -NR1C(0)0R, --NR’C(0)R, 

-c (0) NRR12, -S R1 , -s (0) R, ’SO2R, NRRt, -NRC (0)  

NR1C (NCN) NR12R:), CR1, aiquilo Ci-Cjn, aiquenilo C)-C, 



aicoainiic 0-C.:,cicI.oc..:io CC1), ar ilo, heteroarilo, 

ai.riia.lquilo, heterca J.a  ie:.eroci :li Ic y 

hererocic1iiaiqu:i,Ic y donhe dichot cci ba a Ic, 

heterribo ari1aiqu.i1, her eroari laIquilo, heteroci ciii c o 

CteLc1c1J alqo o tato enen ste stc cic o 

varcos g upcc c,cc‘  cc nalogeno, ncdrcx: o, cranc, 

notro, azido, tiuoromec.cto, oifLuororr1etilo, t r : L J  uorometii0, 

aiqUibo C -C4, aiquenilo aiquifliJ.o C; -CO, c–c..oaLcj03

 

– C-

06, heterociclociquilo NRR y OR; 

as hidrigeno, trlicLLorc66etlbo, aiquilo ciqoen in 

u6.riiiO cii 1,‘)c’-C’-,I i IC’ C3-C, c .coa.iqi. quicc 

C:Ł0016, crib, ariLaiciu.Ln hete:2cari c, hct..erca t :H.c–  

heterociclibo, heteroc J c.baiquibo, fosfato 0 un ret dcc cc-

am.noaccdo, honda cuaiqu.era de cnLchas qorcionas he atqi.i.1.o, 

alguenilo, abquinibo, ci010aiquji.O, arito, arI I  tqUlTO, 

bet:.eroaril,o, heterca:iocbbo, heterccchc] lb 

hete roc icictalquclo e tSr: 0 OOQ laurence Susti U.tctaS con Oft) 6) 

varos grupo:selecccoricdca; cia mocc inoepend: ent.e, ce cxc 

(con la condicion cc que no esce sustotuodo en aT  

t fIcroc :_ , 

I nr tf i F-j. t)flrre n adc 1\ )O R: -SO \ r 

_C(0)RL, CO) OR,  1NRC,(0)DR, --NRC(0)b , 

- ’t   iS 
0) NRRCCNRR SR  S 0 

p 5C   (  

NRC (NON) NR1R, - OR, ari.bo, heterocnibo, ani,1.abqcIlo, 

heteroarilalquilo, heterociclhlo y heterccicbi.iaiquibo, 
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y R junta con ci Otcnmo ci que estÆri un.c1cs tarmac on 

anillo carhociclico, hcaeroari lo ei hetercoiclico de 4 a 10 

miembros, conde cualqoieyns (Lie dichos aniiics cabocciicas, 

heteroarilos o heteroc.i.cI.i.cos estmn opcio.niaimence sustdtuidos 

con uno a varios grupos seleccionados, de macic iLndepencliente, 

de halbqeno, alcoa, niitro, crifluorometilo, difluorometoxi, 

Crifl.uorometoxi, aido, --NRSC2R4, SC:NRRl, 
-c 

R:, 

C (0) 0R, -CC (0) Ru, -NR11C (0) 0R4, -NRC (0) pL, -C (0) NR1R - 

SR’. -S F, 
7 . - S 0 , R ’ ,  -NR ’R, -NRC(0)NRR, - 

4R’C (NCN) NR’R, _ORL1, crib, heteroaribo, ari1aiLl uibo, 

heteroaril.aiquilo, heterocicil Ia y heteroci.ciiiaiqui Ia; 

y Eh son, do modo inidependiente, hciraqeno a 

a 

y ’ junta can el citamo al que estdn unidos forman on 

ariiiii a carhociclica, hateroaribo a heterociclico Ce 4 a 10 

mienbras, clanide dicta abquilo a cuabqu era Ce cii chos ar us, 

S c a r h a c i c l i c a s ,  heteroaribas S heterocic.licos es t:  

opcianalmente sustituidos con coo c vance qrupos 

seleccionados, de maCa i.ndependi)nite, de haligeno, ciano, 

niltro, trifluaromet.iIcŁ, duf.iuoroinecoxi , tniLLuoramercxi, 

2 R ’ -OC (0) azido, -NRS02R   ,  - 

NR ’C (0) ORH, -
 

NR’C (0) Rli, -C (0 NR’R", -s (0) R’t -S0R’, - 

NRuRJ2,  
-NR  (0) NRR-3, -NR "C (NCN) NR’R, --0R, anilo, 

heteroanibo, ari1a.Iquiro hetercari.ia1uciio, nieterocc1iro y 

het.erociciilalquibo; 



RE Os t:ifi.uororcetio, alquilo cicoa1qui. ic 

ar..ILcu ariIaI:Li.L01 fieLeroarilo, heteroarL.oi OWl JO, 

heterociclilo a heterociolilaiquL 10, cioncie cud quiera de 

dichas porciones de alqu1o, cicioaiquilo, arilo, arilalqulo, 

heteroarIlo, heteroar.i al’ cuilo, heterociclilo y 

rLer.eSOoicIL iLaiqulia ostn opcionalm.ente sustituidas con uno o 

Os grupos seILeccionados, do modo independ:i once, do a>o 

(con la cor–dicidn de quo no es,,-6 sustituido on ol arilo a 

hete roar :Llo, halógeno, dana, nitro, tn fluorome ti1, 

dii i.uororttetoxi, triflucroraetoxi, azido, NRSO:,RLt,_So N R ,  

-c(C)R, c(p)ORL, 0C(C)R11, NRic(0)ORL4, _NRIIC(0)RL., 

-c (0) NRIIRu, SRLl, -S 0) R, SO2R, -NRC (0) NRli R, - 

NR.L.LC )NON)NR’2R, -OR 
L arUc, heteroanilo, orilalquilo, 

hete.caanilalquiioŁ, beLerocr icliio y heterocictilaLquiio; 

R, 
y 

R son, do modo indeendiente, hi dniqeno, 

aiquilo inferior, aiquenilo ferir, arilo 
y 

arilaiquilo, 
y 

e:- aiquilo inferior, alquaniiLo inferior, crib v 

a ri iLaiquilo; 

a dos cuaiesquiena de RLl, RL, R a R junta con el itorno 

al que estÆri uniclos forman uc anil]o carbociclico, heteroaribo 

o heterociclico de 4 a 10 rniembros, donde cualquiera do dichos 

anilias carbaciclicos Uquilo, alqueniio, arilo, ar.Llaiqoiio, 

heteroaribo a heteracIclicos es-An opcionaiinente sustituidas 

con uno a vanios grupos seleccionactos, de modo independ.iente, 

de halógeno, dana, nitro, tnifiuorornetilo, difluorometoxi, 



trifluorato1. azidc, arii a, heLeraari lo, arilaIqLiiIa, 

heteoariia1quilo, heteccla1l in y heteraccii1iqi1o; 

W es heteroarilo, heteroc.iciliLo, C(0)OR, C (O NRPC, - 

C 4 , 4(0)R0R   ,-C (a) (cic1aaiui a  2  C -C) 

-C (0) (ainutin C1-C) , --C (0) (ar;io) , -C (0) (heeroarlla) 

-C(0) (heterociclila) a CR0R, dande cualguiera de dichos 

heteroanilo, heteocicii.ia, -C (0) OR
-if
 -C (C) NRR, -C (0)NR0R, - 

C (0) R’0R, C (0) NR4SO:R3, -C (C)) (cicloalqul in C-C1c) 

--C ((-’) (aiquilo OCa( , -C (0) (echo) , -C (0) heteroariic) 

-C(0) (heterociclilo) y CR0R estdn opcionairnente sustituidas 

con ann a varias grupos seleccionadas, de rtadc independiente, 

ce haiógenc, c.iana, nitro, azida, --NR
 
R4, -OR, :i.qaiia C-C, 

ciquerillo C2--C, aiqain i l.a C2.-Ci3, ciCioa lquLIa y 

heterocic1a1quiic, dande cuaicu3.era de clichos allquilo  

ainuenilo C2-C11 aiquinila C7-C1, c ciaalLquiia y 

heterociolLoaiquila eŁ tir! opciona.Lrnenie sustituidos con ann a 

verbs grupos seleccianadcs, de mado iridependierite, he -NRR y 

-. -OR3; 

can la candichn he que cuando X en CU, H no pueda sec 

C (0) arila a C (C)) het.eoa.ri.1c, y tamblØn can la ccmdicihri 

he que, cuendo X en CU, H en C(0)0R3 y R en F, R no 

pueda sec H; 

m en 0, 1, 2, 3, 4 6 i; y 

en 0, 1 6 2. 



30. El, c.orrLouesto de acuerdc cri l& r.i1,7idicac:.6:29,CIcr1iE 

X es 
y 

es hal6enc, meLlia, florcme-t.i1o, 

di f orcIrLet l) , .t_c:.Łce L i Ic c c LtJ c 

ii. LI campuesta de acuerdc con le reivncicacscn 30, ccce 

cc hidróqenc, helôqeno, metilo, flucromet.iJ. s, 

diflucrcrnetilo1 trifllscrcrcLetilc a etilo. 

32. El ccrcpuesco de ccuexcic ccii la reivraicac: Lii 31, dcnde 

W esti s ell eccicnada de heteoarilc, C(0) OR:, c (0) NRP, 

C (0) NROR C (0) NP3 (O dociLe cuciquiere de dichoc 

heteroarilo,. c. (C)) OR, c (0) NR:3R, c (p) N R O R c  o os C 

estdn apcioriairnerte sustituidas ccci ccc a va los qcupos 

seleccioriados de halóqeno, htdroxilo, dana, nitro, azids, 

–iuorometclo, difiorometila, t   i fflaorornetilc, meLcxi, 

f.luorociietaxi, difluoroiretoxi, tnif.lucrametoxi, amino, 

amunometilo, dimetilamino, amiiiOO.:io, dietllamirto, etaxi, 

aiquilo C1--C4, aiquenulo C2-C, alquinilo C2 --C4, c1c1oalui10 C-

C 
y 

heterociolaal.quilo C.3-C,, dociLe cud I ai 1 ions de di.ohas 

aLqui LO C04, aJ.quenrlo C:C4, 5JCI1L3..LO (:01, Cl Ci OSlLjUl. In c 

heterocl alosiqaulo rambcen pue de. n CS 13-n opcionaJ.mente 

sustituidos con cc a varios erupos seleccioriados de NRR’ y 

OR3. 

33. Li cornpuesto de eccerdo con )a reiv.indicac.:iin 31, doiide 

W esti seleccionedo de C(CORi, C(0)NHR1, 
y 

C(0)NHOR, donde 

ocaiquiera de dichos C KO) OR3, C (0) N"R, C ( 0 ) N H O R 3  estin 

apciocialmente susrituidas con uno 0 varios grupos 
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seieccorado de haIóqerCa, b ,idroxiLc, ciaric, nitro, azido, 

fluorornetilo, difiuoromet–io, trifiucrornetilo, met.oxi, 

fiuorornetoxi, cCifidcrorretoxi, trifluorometoxi, 

aminornetilo, c1imeti1an1inc arnincenilo, dieti3.arnino, etoxi., 

aiquilo 004, ciquen. ho 02-C.:, alquinulo C2-C4, ci c.icalqui l.a C:-

C y ]eterocic–oaIqui10 C3-C4;, donde cuaiquiera de dichos 

aiqul lo CC4, siqueriio L.2-C4, aiquini....a C-C, c–cioaiqu.i Ii a a 

Shet:eracici.oa,l..quiio tambiin pueden ester opcionalment.e 

sustituzoos con, uno a varhos gruooS scioccjcrados de R-R 
y 

OR3; y 

R estÆ seieccccnado de hidrógena, aiquilo C, -C.’.’ 

aiquenula C2-C4, alquinulo C2 C4, c.cioaiquiia C -C, 
y 

heteracicioaiquiio C: C,-,, condo cuaiquiera de dichos alquilo 

C-O, aiquenz.iC) aiquinila C2--C4, ctclaalquiio 0 

heterocicioaiqurio estan apczDnairnence 13 LlLulcias con uric a 

varios grupos seieccionada do NR2R 
y 

OR’. 

34. El campuesno de acuerdo con la reivindicacLon 32 a ia 

reivindicaciór 33, donde R1 es CiUiO  CC4, aiquenulo  

aiquiniic C2C4, donde ciicho aiquiic C1-C4, alquenuio C:-C4 y 

aiqucinalo C,-CfL puede esrar apczana,InenLe suttuido con uric a 

varios grupos seleccianados de haiogeno, hjdroxaio, cleric, 

nit.ro, azido, fluorornethio, difluarometilo, t.rifluorometi.io, 

metoxi, fiuorcmetoxi, clifluorornetoxi, amino , aminornetii a, 

dirneti lam ino, aminctilo, dlctzlC2ir3a, etoxi, ciciociquf] 0, 

heterocicioalquilo, arilo 0 hetercarilo, donde d chas arilias 



cicJca1uilo, heterocicJoalqui.lo, arilo o hetercarilo pueden 

astor opc.ionalment.:e sustitdos con uno a vorLos grupos 

selecciar1acos de ha.Jagenc, nicrox:.1o, cario, ritro, odo, 

fIuorornet1o, dif.Iuoromet.i.Ic, tfluorometi1o, alquilo C  , 

aiqueni.lo C--C.4, a1qi.inilo C 1 -C4, cicloal.. a u  C- C, 

heterociclaalquilc CC, OR-. 

35. El ccmpuesto he acuerdo can le reivirdicaciÆn 34, donde 

halógeno, hidroxi lo, c ano, ni:ro, ozidc, metiJ-o, 
S a s

 

f.1uoromctilc, dif.lucr:ometilo, trifluorometilo, IrLetoxi, 

tluorometoxi, difluoromatoxi, trifluorome tax L, amino, 

aminometilo, Cimetilarnino, arninoetilo, die tilamina, atm, 

etoxi 0 SRŁ 

36, El CorrLpuesto he acuerda con reivindicación 3.5, hcnde 

yR son, de rnodo indapencliente, hicIrdgeno, haidgeno, 

rnetil.o, fluo:ornetiio, Łif.lun.nome:i1o, trifl.uo:ometilo o etila. 

37. El cornpuesto de acuerdo con la reivindicación 34, donde 

p1 es haidgeno a rnetiln. H1 as hiLdrdgeno 
y 

H8 as hidrhgeno, 

halógeno, meti1, fluorometila, difluorometilo, 

trifluoromet.iia a SP1. 

38. El ccmpuosto de acuerda can la reivindicacidn 37, donde 

Y en NH, H en haihgeno, F.8 as ha\ldgena, R as aiquila a 

haldgeno, 
y 

H2 estI en la posición adyacente a Y, dorde R as 

hidróaeno 
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39 El CQi pu :o ae ojerdc) con Ia reivnd Ccaci.dn 37 donde 

es haldgeno, E as ha loge no, R e s. alquilo o haldqenc y R 

estÆ an la posioiCn advacente a Y, donde 9C as hidrdgeno. 

40. El cornpueso de acueido con la ,eivindicaciôn 29, donde 

X es N-

41. El compuesto do acuerdo con la reivindicacidri 40, dcnde 

es hidróqc.no, baldgeno, rnetilo, fluorometilo, 

difluoroinetilo, tr.itluoromettlo o etilo. 

42. El comCuest:.o do acaerdO con Ia reivindlcaciin 41, donde 

osta seleccionadc do C (0) OR3, CO) NHR3, y C (C)) N.  donde 

oualquiera do dichos C (C OR, C (0) NHR3, y C (0) NH0R estlo 

opcionaimente sustit:cidas con 11) 11  o varios qrulDos 

sel.ecc.tonados do halócjeoc, hidroxilo, ciano, nitro, aido, 

fluorometilo, difluorometilo, trifluorornetilo, metoxi, 

fluo.rometcxi, diflucronetcxi, trifluorometoxi, amino, 

amiriometilo, dimetilamioc, aminoetilo, dietIlamino, e(C)xi 

a qud lo C1-C, alque:ilo C -C4, alqcln.i o C2-C4, aid oaiqui.lo C-

C 
y 

heterocicloalquilo C3-C,, donde cualqu ora de drchaa 

aiqurlo C1-C4, alqueniio 03-C4, alqu1nl–c C-C1, cicloalcp.malo c 

heterocicloalquilo tamblØn pueden estar ocionalmente 

sustituidos con uno o varios grupos seleccionados do NP R:4
 
y 

OR); 

R3 estÆ seleccionado de hidrógeno, all quilo C1-C1, 

alquenilc C2 -C4, aiquintlo O-Ct, cicloslquilo C3-C; 
y 

het.erocicloalquilo C3-C,, donde cualquiera do dichos a .Iqui to 



C alquenilo C2C4 alquinilo C2-04, cic]caiqu 10 c 

heterocic]oaJ..cu:LIo estarL op000riaimerte susttuidas con unc o 

va.os qoupos seleccionados de NPOR’ y OR3. 

43. 31 compuesto de acuerdo con Ia reivindicacidn 42, cionde 

as aiqui.Ic C,-C4, aIqueri10 C7C o aiquinilo C2-C, donde 

dicho aiquilo C,-C4, aiquenilo C2-Cl 
y 

aiquinilo C3-C puedie 

Ostar opc1onaiiterte ,susti cuido 2ori 0110 0 V1–OS qOos 

seiecci.cnados de ha16qen.., hidroxi.io, ciano, nitro, az do, 

11iorometi1o, dI.f1uoroeti1o, r. fiuororrLetiio, metoxi, 

fluorometoxi, difluorometloxi, amino, arrinometilo, 

dimet:,itarn.inc,, ainoecilo, cliecilamino, etoxi, oicloai.quilo, 

heteroc.j.cioa quilo, attic o heteroarlic, donde dichos antlics 

cicoaiouiio, heterocicloalocilo, crib o a heteroeribo pueden 

estar opcior1aante sustituidc.s con uric c varics grupos 

seleccicuados de haiOaancc hidrox.tio, c:tano, ritro, az.do, 

.fiuorometilo, difluorometijo, trifluoromet.ilo, aicio c-u, 

ai.quen:LiLo C2-C4, aiLqui n  C3-C4, cicioaiquilo C::( 

heterocicicaiquiio C3-C6, NR ’R y OR3. 

44. Ri compuesto de acuerdo con Ia reivindicacidn 43, doride 

es haiógeno, hidroxilo, c ano, nit.ro, azido, met:iJ.c, 

fluorometibo, difluorometiio, trifbuoromet;Llo, metoxi, 

fluorometoxi, di fi.uoromet,oxi, t:ci fluorometoxi, amino, 

amiriometilo, citmetilamino, ami.noetilc, dietilamino, etli lo, 

etloxi a CR". 
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i3 

45. El corrLpuesto ale aci.erdo con la reivindi caoidn 44, donde 

R 
y 

P. son, c-,  .indeediei -te, hirdgeno, ha I oqeno, 

rnetilo, fluorometilo, difiuoromet.ilo, trifluorometilo a eua.io. 

46. El compuesto do acuerdo con ,Jq reivindicaciin 43, donde 

es hai.dgeno a rnetilo, R es hidrógeno 
y 

R es hidrdgnno, 

halbgerio, mec,Llo, tiucnamet ilo, c[Lfluarorneti 3.0, 

t.rifluororneti. 11 lo a 51<, 

47, El compuesco de oc-uerdo con la reivindicacidn 46, donde 

P no halogeno, R es halogenc, es alqu.Jo a ua.togeno, y R 

cot. 9 en la pasc16n adyacente a 1, donde P es hidrIgeno. 

48. Una compasS don qua comprende an compuesto do acuerdo 

car cualquiera de lao reivincticacionos 291 ’33, 34, 139 y 48 v 

an portador farmacSut.ioamante acetajle, 

3 9 , Unrccd-jocio p ra inhibto So actividad do M E K en rn 

mamifero quo conprende So adrrcnistraoión a dicha mamifeTO Je 

uno a varios compuestos do acuerdo ccc cualqaiera do las 

reivindccaoron..s 29, 33, .34, o9 v 43 en urca cant,-dad erectiva 

para inhibir dic:ha actividad cc PEE. 

50. On mØtodo para ci crat an, Leoto de un trastorno 

hiperproli fe rat ivo en an .mamifeto que compre ode la 

administractOn a d,.icbo mam3l.fercc do ’uoo a V&tiOS compuestos de 

acuerdo con caalquiera de las reiviridicaciones 29, .33, 34, 39 

y 43 en una cantidad efect.ova para tratar dicho trastorno 

hiperoroliferativa. 
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51 Un meoodo pars cl tratarniento we nna condic.iOn 

inflamanoria en an cam1feao quo ccmprende la admird s:rsc1Sr a 

cticdo rnamiferc no uno a ua.r los compaestos de acurdc car; 

caalquiera de las reivindicaciones 29, 33, 34, 39 y 43 en arcs 

cantidad efectiva pars tratar dicha condición rnf1amt.cria - 

52. Un cornpuesto do actierdo con cualpuiera de las 

reivindicaciones 1-51 pars ussr como un medicamento. 

Un compuesto do acuerdc con cualqui.era do las 
l e 5 3 .

 

reivindicaciones 1-51 pars ussr como an medicamento pars CL 

tratarniento do an trasrorno ha.perr51iferstivo o una condtci Sic 

a nfl amat o rca 

54. El usc de an corcoaosta de acuordo con cuaiqucera de Ws 

reivindicaciones 1-51 cc is fabricaciin de an medicamento pars 

el tratamiento do an Lrasrorno hiperproliferativo a una 

condiciin in larnatoria. 



55- Un rndtodc Para preparar iri compuesto de la fórmua 6 

R3NO 
R1 

Ł N 
R9 

0 R’ 

6 

don do 

R1, P4 y  sari, de modo irìdeaendiorite, hidióqenc, 
. 

baiógeno, "Tie nlo, fluorometilo, difluorometilo, 

torifi ucrometilo 0 onto; 

es hidróqeno a alquilo C-C6; 

y 

P son, do rrLOciC indepenidiente, alquilo, aiquenilo, 

&lQuflhlO, cic;loaiqnilo, heterociolooiquilo, a i i10 o 

heteroarilo, donde dicho aiquilo, aiquenilo, aiquinilo, 

c.icloa1quil, hecerocic–oalqu.iio, arilo a heteroario nuede 

est.ar opcionalmente sustitScio con u n o 0 vanios grUpOs 

selLecc:ionados do haiioenia, hidroxila, dana, nitro, amino, 

azido, fiuorornetilo, difJ.uorarrietilo, trifiuorometilo, metaxi, 

fluorometoxi, diflucrometoxi, amino, aminometila, 

dimetilamino, aminoenilo, dietilamino, etoxi, cicloaiquilo, 

heterociciosaquilo, arilo a heteroanilo; y 

es haliqenc, hidrcxi.c, ciano, nitac, azido, metilo, 

fiuorometi.lo, difluarometi So, trifluorometilo, rrLetaxi, 

fluorometoxi, difluorometoxi, I trifiuorometoxi, amino, 



7) 
3 

amirometiio, dimet:,iam1no, arLinoetUo, dietilamino, SR:, etilo 

o et.ox3, don-de d cdc :rØt. odc .:oiende 

a) nacec reaco.onaa Un compuesto de la f6imula I 

OH 

con un agent halogenante pa.a proporcoriar un compuesto do i.e 

formula 3 

FR 

3 , donde Z es Cl o Br; 

b) hacer reaccionar on compuesto de la formula 3 con N-

ciorosuccinimide o 1- (clorometil) -4-iiuorol, - 

d–azoni.abiciclo [2,2, 2 octar-bis (cetrafluoroborato) seguido de 

hidrólisis bisrca pare proporcionar cc comuesto dc la fOrmula 

4 

HO. O 

r-

R7 R9 

4 



(c)hacer recci.ona s on cornpusto do i& fôrrnue 4 con un 

deriv 1-1 do do ar’ Liina cara prcporc:ionar on con poes5o do I.e 

formula 5 

HO.O 
H 

R l ( R  

5 ;y 

(0) hacer reaccIonar uc compuesto do la formula 5 con one 

amine para proporcionar un compues e la formula 6. 

55. Un mdtodo pare preparar Lin compuesto do 1, -a fOrmula 7 

R3 N 0 
H IN 

R7N( R9 A 
, 

7 

doride 

R1, P2 y R  son, O  rnodo indepencliente, hidrOgenc, 

hal.Oqeno, menlo, fluoromet So, di f.luoromeniio, 

truLfiucromotilo o etilo; 

P4 hiclrogeno o alquilo C-C; 

P7s on, do mccc 1 rid epenctente, aluilc, aiquenhlo, 

aiLguinilo, cicioclquilo, heteroci.cloalquilo, crib o a  

heeroariio, donde dicho alquilo, a quenibo, alquinil.o, 

cicloalguilo, heterocicioaiquilo, er lo c heteroarilo p uede 



,YC) 

- 

3 ü – u i 1 0  200 000 0 varias 
qrOpOS 

estar OpCiO0).–rre 

de hal óger1D Id dCCX1J0, claOo, crc, amino, 

selL occioriados 

trificCrC’J ’2, 
mc-:0X2 

aidc, fl,crometilo, 
01tJco,C(-)mt1’, 

c 

L f L c :  ctc-, 
a120 2i0, 

&0flOfL . I , i 

1 0Lor0rneLo’, 

cicioa.Lqui o, 

d–metiamlr0, ami0000ilO; die cilamino, eLOKI, 

hcter0a10 V aiic o 

hal6geno, hidroxii.0 ciano, nit cc, azido, metl 2o, 
BE es 

f1U0ce2ste’1-, cr: 1cotomec ,Lo, mc i 
Cxi-

ficocOt2et,1L0, 

rifuorQmc;t0x’L, amino, tuorOmet0X1 

d::uCrO10e0’X, 

dirnetiiamin’z, ami0cet1O, dieti iaITi1.flO, cOlic, 

aminOr2etiiO 

SR-, doid.e dicho :’2dt000
 comp.rende: 

0toxi o 

(a) hacer 
C01tpUaS-° de ic f6rmu]a 2 

0 

d OH 

2 

con ur agerte haicqeflante
 parc cropOtCiOflat 

221 c:onpUeSt0 de 

firmuia 3 

O,. ...0 

7-1-
 

R 
0 

3 honda as Ci  
, 

h) bacer reacc.ionar on 
com000St0 d ia’3521U 3 0021 N-’ -4--flUOtO-1 4-- (c1crOmatiL) , n 

ciorosuccilmida a 



S 

di.aoniobocic10 [2,2,2] octan-bis (tetrof1uoroorato) segu–do de 

hiclrólis is bisica para proporcionar un compuesto He is :crnuia 

4 

H O O  

4 

(c) hacer reaccionarun compuesto de is formula 4 con on 

derivado cc anilira pars proporcionar on compuesto He la 

fOrmula 5 

HO., 
-/ 

R 7 ( ’ R  "R8 

b 

5 

(d) hacer reaccionar on compuesto de la fOrmula 5 con uris 

hidroxilemina pars proporcionar on compuesto de is formula 7. 

57. Un mØtodo pars oreparar on compuesto He is tOrmula 7 

f4 

R3 N 0  
Rl Łi H 

N1 

7 17 
R7N{(R9 

0 R2

donde 



R, R2 
y 

R sony do modo indepenci tents, h1d.36geric, 

haiógeno, iLet.iIo, fJ.norcmetiio, difduorometi1.o, 

trifIuoornetiIo o et1o; 

R hidrdgeno o aiqu.iJ.n  

V R’ son, de modo independiente, alquilo, aiqueniJ.o, 

aiLquiriiio, cJ ooa1qui1o, heterocicloaiqui].o, arilo o 

heteoar...in, doncie cticho aiqutlo, aiquenilo, aiquin.iio, 

cioioalquilo, heterocicloalquilo, ariio o heneroar tin t;uede 

estar opcionaimente sustituido con uno o varios gropos 

seleccionados de haidqeno, hidroxilo, crano, nitro, amino, 

azido, fluorometito, difluoro1Let 1iJ/ t rrflLiCLomeLiio, metoxi, 

fJ.uorornetoxi difiuorometcxt, amino, am.i,nometilo, 

dimetitamino, aminoetiio, dieri ILamino, etoxi, ci.cioaiquiio, 

heteroctcioaiqu.tlo, ari.lo a hereroarilo; y 

es haiógeno, hid.roxiia, ciano, nitro, azicia, metita, 

f uoramet.iia, difiuorome:i.to, tr fluorometilo, rintoxi, 

fluarometoxi, difiuoi omenoxi, trifiuororneox-L, amino, 

arntnomet:iio, dimet,iiamtno, aminoeto, dietilomino, erria, 

etoxi a SR, donde dtcha macnan comorende: 

(a) hecer reaccicuar on compuesto do ta fórmuia 9 

OH 

R 
7, N , R

 
9
 

0 

9 



con un aqente haloqenente pare proporcionar Un compuesto de la 

formula 10 

0. . .0 

Ł: .Z 

a 

10 Ł donde I as Cl, o Br; 

(b) hcer reaccionar un compueso de la formula 10 con on 

derivado de artiJina en resoncia d.c On catalzador de paladlo, 

un ligando de fosfina y one base pare proporcionar un 

compuesto de la fórmuJa  11 

1ŁŁ H R1 
/ 

11 ; y 

(c) hacer reaccionar..on compuesto de la formula 11 con 

one hidroxilemina care proporcionar un compuesto de Ia fOrmula 

7. 

58. un mØtodo pare preparer on compuesto do la fOrmula 43 

H2N 

O N  
R1 

RT \cR8 2  



* 

cycie 

X es C  o N 

y 

dc OLOCIC) a.fldcpaT011erL-t01 hc: cqenc, 

haióaeŁrio, rreti o. -cl003:t10 d. . L:Lcr:oIuotjIO, 

tiiuor0ni0tiJ.0 a 

eti.i3O; 

R cc a1qu–o; aIcl000LI0, a1quifl10, cico&1qa–13, 

heterocic10&1qU.i.]-O a3i10 a heteroaLilo, deane d:cho aiquilo, 

a1q.:ieni1o, al cca .Lrui io a . ai. ealq...i1o, hetojc1Oa1qU. Ia, ai Ia 

a heteroersla pacoe estar c:conalmeate susi:.J tuda con 
one a 

varCios gruaas cc leocconadus he h16gcno, hidroxo o c arc, 

aitrrC), arrL no, az.tda, fiCarametJ.1o, dIfIuaca.iia, 

t cit .L 3ararrLe:ijc), mer0x , fiocŁrrnetoxi , hit i.uoroOc:t. xl, SLfl0Lfl0, 

cmii .rneti.la, dimet:i Iamiro aminoc i 10, dietLLlS:rLiflC, etoxi, 

cicIcLa1cjuilo heterrr.oi01oai00.a? a,ilo 
0  

L1teCocrj]o ; y 

R cc haIóqexo,drcxri, cino, a co, cz . do, met . ’L 0, 

ti000rrcLetria, di fluorametile, atif] ic rarrci la, 

1 
uametax 1, difluarometax: s ., t ifluor,amet-.oxi, amino, flar 

am–rioruietira, dimetiiams.rio arcinoetilo, cLeti I am iro:, ct 

et- axi a SR1 
/ anode 

diode mit -)J C, ciom5ende: 

decor re000rL000r on arnueci:c> do Ic ffrm121 a 41 

HO. O 1 

H 

..... 
Rs 

41 



S 

c 

con hidraziria para proporcionna un compuesto de la fdrrnuia 42 

H 
N O. - 

H2N f H 

iT 

R7Nn( R9 

42 ; y 

(h) hacer reaccionar n compuesto de J a formula 42 con 

bromuro de clandgeno nero proporcionar-un compuesto de lo 

fOrmula 43. 

19. Un mØtodo pare prenarar un compuesto de la fOrmula 44 

Nil 

0 N 

a/ 

R1 
N 

R2 

44 
7 

ci onde 

X as Cl-i o N. 

R, R2 y 9> son, 

I.Ogeno , met lb 

t.rifluorometibo a etibo; 

da macic nciepend Lente, hidrOgeno, 

tiuoromctLio, di flu.orome ti. lc, 

II es alguilo, aiquenilo, alqui.nilo, cicicaiquilo, 

het.erocicloalquilo, arilc a bereroaribo, donde dicho abquil o, 

alnuenibo, aiquinilo, ci.cboaJ.csutlo, heterocicboabquilo, crib 

a heteroarilo puede estar opcicnalmente sustiruido con uno 0 

varios grupos sebeccionados de holdqeno, hidrux:i.bo, ctano, 



nitro, amnc az.i do, .LIL.zOrornetsLLC,difiziorom&.t.i..o, 

trifliorometjjc, metoxi, -fl uororaetoxj, ciif1uoronetoxi amino, 

aininometijo, dimetiiamznc, aminoetio, diti amino, etzoxi, 

(tnCJ.oaqui–o, heterocioioaIcLzjJ.o, ari.io a heteroarii.o; y 

es baiôa;ena, din o>zi o, c–r1c, rnc, aziclo, rn.eti lo, 

fluorametilo, difluorametila, tri.flucrorrietilo, roetoxi., 

i fuorometoxi, difiuorametoxj, trifiuorome Lox i, ami no, 

arninometilo, dimeti.iam.ino, arnirioetiio, ciietilamino, et.i lo a 

eoxi, dande dicta mdnado ccrnpreade: 

(a) hacer reaco.iorar zn compuesto de la formula 41 

R 

R7 ti R9 

41 

on hidrazina pars proporcionar on compuesto de –a fOrmula 42 

H 

H2N Y H /R 

10 / 
R7 

N, R8 yRa 

b 

42 y 

(0) hace:r reaccionat -.r - cornpues to de is fibrrnuia 42 con 

’DI a fosgeno pars proporcionar on compuest a de is fOrmula 44. 

O. Un mOrado pars preparar on compuest:o de Is fOrmula 45 



H2N 

H N N  

H 

/ 

R7ij>R9 

45 

donde 

X es CH a N; 

y R son, de rcodo iridependiente, hidróqeno, 

haIoqero, r." e. t 1 -1 a, iiaorometo, diflaororvetii 3, 

tr:aorornetii.a a ettlo; 

cc aiquiio, adqueniio, alLiniio, oicloaiqui ia, 

heterocioioalquiio, axiia a heteroarilo, clonde cIicho aJquilo, 

aiqu.eniic, aiquinilto, cic.–oaicFJi_10y eteroc.icLoaiquiio, arilo 

a heteraariio puecle as as a apcia:riairaente sustj Uu cia can una a 

varias grupas seieccsaradas de baiogena, hLdcoxia, ciana, 

rtitro, arcino, azido, fluorometilo, di fr1a.oromeiJ a, 

tuifucrcometiia, rnetoxi, oromatoxi, difluorometoxi, amino, 

am.i.nometii.o, diraet liamlino, arainoetfia, diea.i larai.na, etaxi, 

ciciaaIquila, heterociciaaciuiia, arila a heteraari 10; y 

Cs ha1óqero, hidraxi 10, ciana, nitro, ezida, metjia, 

fluorometilo, difiuorametii a, trifiuorometila, metoxi, 

fiuora.metoxi, diftuorarnataxi., trif!uorametaxi, amino, 

amiriometilo, dimetiiamiro, aminoetilo, dietilamina, etil.o a 

etoxi, dorade dicho mØtoclo compreride: 

(a) hacer reaocicoiar on campuesto de la fórraula 41 



HO... 4O 1 

r 

H 
N ..../ 

XŁŁŁ 

N 

41 

can hldraz..1na para prcorC;aocOL on colilpuesLO ce 10 tdflrLUJ.0 42 

H 2 °  2N H 

40 0 
y 

(h) boos-f re&cciorar un compuesco de la fdroola 42 con 

ciariami da soguido de una uezolLa dc ?Ph, TEA y CCQ para 

rrnporcacriar cr1 compues Lo do i. o 4i1LLL 0 45 

61. Un mØtodo para preparar on compuesto de la förmuls. 46 

HN ,N 
R-

NR46
 

don do 

N es CH o N; 

R2 y R sori, 

hidgeno, metIlo, 

trot 1.uorometilLo c enaLc; 

he modo independiente, hldrdqeno, 

1.i.00rcrnetilc, dilt.aororrietilo, 
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- 

R es aiquilo, alentlo, aiquinilo, cicioaiqu in, 

heteroc.ictoalauilo, arilo C) retercarilo, dcnde clicho aiquilo, 

a.Lqueniio, a1uuiri1o, ci cioeiqc.tio, heterociciociquc 0, wrlIc 

o heterearilo puede estar opciondAnte sst.ituido con uno o 

canoe grupos scieccionados de haiógeno, hidroxilo, niacin, 

nitro, amino, azscio, tlocrorcetilo, difluorornetilo, 

t:nifiuonometilo, metoxi., fiucrorretoxi, difluoromet cxi, amino, 

arninometilo, dime’cilarrdnc, aminoetilo, dietiiamLno, etoxi, 

cicicaiquilo, hetcrocicloaiquilo, anilo o deterrer tic; y 

cc halóqeno, hidroxit., ciano, nirec, azido, meti 10, 

fiuo.rometilo, diflucro metiio, tniflucrc mettio, mcccxi, 

fluorometoxi, difluorcmetcxi, . t\n–f1uorcmetoxi amino, 

arninorneti 10, dimenilarnino amicoecilo, d.ietilamino, attlo C) 

et.oxi., doride dicbo rnitodc cornor annie 

(a) hacer reaccionarun compuesto he la farmala 41 

HO. .O 
H 

x Ł--

R7 R6 

41 

con hidraziria pare proporc–.cnan on compuesto do Ia formula 42 

H 

H2N H 

R7 N.>KR9 KR8 

0 

42 y 



b) naoe :aacocrr campet.a de La t(aL1Ja 42 car 

acet–midato de et.ilc segu.idc de un.a rnercJ.a de PLh-1, TEA v CC 

care propercoiar an compaesrc de Ca formula 46, 

62. On mØrodo pare precarar an compuesto ci la formula 56 

R4 

H R’ 

L\Ro 

’V 56 

rj on do 

, y R son, de moOn independiente, hdrOgena, 

halOCreno, mecilo, fluorornetilo, di fluorometilo, 

fluorornetil.o o etilo; 

R4 es hadroqeno a aiqal 10 C--C; 

y A son, derrodc anciependiente, aiqullo, alqu en, i La, 

airrainilo, cicaaalQualc, hererccicloalrruilo. ari.iLa a 

he.teiar ilo, donde aLcOa cuio, alquen Liar, alqairi 10, 

cicloaaquiio, ineterncrcLoa1cruao, ’rmmo a hereroari1c p u e d e 

estaropcao n almert:e sustaruico con ann a varacs qrupnr 

seleccionados de Lialdoe no, , hCdaaxilo, cianc nitro, arrOn, 

azido, flucurclneti.lo’ difiucroiretiiLo, r.tfluor on, e:.lIc, menoxi, 

fluorametaxi, dif 1 ucrornetaxi, amino, amLnomet: iCc, 

dirnetilamino, aminoetilo, diet:ilamino, etoxi, cicloalLquiio, 

beterocicloaiccail a, arilo a heteroarilo; y 



or 

ç % 7  

es hai6geno1 hidrxi1 C, ciano, nitro, azido, rnetiio, 

flooronetilo, difluorornet iI, tif1ucrcrreti1c, metoxI, 

fluorornetoxi,difluorornetoxi, urifluorometoxi, aniiro, 

arninonietilo, dirnetilarnino, orninoetilo, dietilamino, SRi, et o 

a etoxi , donde dicho rnØrodo in iriprerde 

(o) hacer reaccionar on compuesto de is formula 53 0 58 

HO, O 

Cl Cl 

53 58 

con on 1-isioro de aiquilo y ona base sequido de ic reacciOn con 

on derivado de anilina nara pr000rcionar on cornpuesta do Ia 

fdrrnulLa 54 

H Ri 

N. 

R 9",-ŁŁ(
 
’R 7--ç ’ 

0 

y 

(h) (i) hacer reaccionar on cornpuesto de is fdrmuio 54 

con uris hidroxL1ani.na pars oroporcionar on compoecto de La 

06 rrnu .1 a 56 



/ 

67 

R4 

R 3 . . O  
0 H 1 .  

56 ; C 

(ii.)hocer reaccionarun compuesoc do la formula .54 

con una base acuosa iaara proporc onar un compuest.o do fa 

fOrmula 55 

H0..00 
H 

y....N..R7 ........\
 R 

6 

55 

segu.ido de 1a reacciOri he !-,.nc.ompuesco he la fOrmula .55 con 

ucs hidroxilamina para proporcionar on compuesto do la fOrmula 

56. 

63. Un mØtodo care prepacar in compuesto he lo fOrmula 57 

F4 

w 

R3 
N. 0 

H , Rl 

R 9 R l R 8  

0 onde 

R, Pt v R son, d.c modo independiente, hidrOgena, 

halOgeno, irietiJo, fiuorornetilo, difi ucrometilo, 

trifii.iorornetiio 0 etilo; 



es hiddgeno o aiou1oC-(6T 

sco, de ccdo .independiente, alquiio, aTheni1c, 

a1L1iniio. cicoacuiIo, heterccicoaiqui1o, an 

heteroanilo, donde dic.bo aJquiio, alquenilo, alquln il ’, 

ctoj oaiquiio, hetcrocic1o1coi–.io, ani]o a heteroariJ o puede 

estan opoionaimente sust:ituido ron 0110 0 verbs P1UP0S 

secc,.onados cia hadgeno, di cuoxLo, cieric, nit. ro, amino, 

azido, fluorometilo, difiucuorLetilo, t  fiuormmetito, metox..i 

fluorometoxi, difluorometoxi, amino, aminomet  

ciimet i I emnno, aruro  ill c, aLec i amino, etoxn, cLcLoaiquLlo, 

1,-.)etenocmcioaiqui1, ariIc c bec.eroariio; y 

es haidgeno, hiircx:Lio, cano, nitro, azido, manila, 

tl’iurometnio, rnL t luorometilc, 

tiuorometo.x:L dnfnuorome.oxn, trifluorometaxi, amino, 

amz.nomet11o, dimetnamino, ani.noeta.io, dietilemina, 1R, crib 

a etOXj; 

donde d.icho mØtodo comoreode: 

ia hacer reaccionar un oompue1sto do be formula 53 ó 58 

HO..
 
...O ŁO O 

I I. 

NH 

O 6 

53 58 
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con an hsiurn de siqaiio y base seguido de 1& reacoi.ón can an 

derivado de anii.irla pars coporcioriar an compuesto do is 

fórrruia 54 

.o 

H Rl 

R9’--N
 
R 
7 \ 8  

6 

54 

(b) hacer reacci.oriar an compuesto de la fórmuia 54 con 

aria base acacea pars proporctonar an compuesto be 15 fbrmai]-a 

55 

HOO 
H Rl 
N.. 

91M -. \b... 
R R \ R8 

6 
55 ; I 

(c) hacer roaccianar an compuesto be Is formula 55 con 

ana amina pars proporciocar an compuesta de is formula 57. 

64. Un mØtodo pars preparar an compuesto be is formula 87 

H2N 

0 /N 
R1 

R 9 ( N R 7  \ R 8  

0 

87 

d onde 

X or CH o N; 



Rt, R y R son, de mode tndepend;Lente, hidrdqeno, 

haidgero, motile, fiuoromti1o, ciiflcorcrtd in, 

trifluorometilo a etilo; 

R7 es alquilo, aiquerilLo, alquini.lo, ciciociquilo, 

heterocic.ioalqutia, arilo e heeroarilo, deride dicho aiquilo, 

aiquecilo, aiquinilc, cicioaicoilo, heLerooicioaiuio, arilo 

o heteroari.Lo puecie estar oociona]orente susituido con one c 

varies  aropes seleccionados de halógeno, hidroxilo, ciano, 

nitro, am o, azido, fluoremetilo, fJticromor.lc’ 

t.r.i.flluorcrretilo, metoxi., fitlorolTletexi1 a.iflin:r on, etoxt, amino, 

amonomer.:Lto, eirriet.i.iamino, arnino et: l to, oletlia ma- no, ertcx, 

cicloaipui.io, heterocicloalouilo, aiiio a heneroerilo; y 

es heidgerio, hidroxilo, ciano, nitro, azido, met.ilo, 

fluorometilo, di fluorometilo, trifluorometiio, metoxi, 

fiuorometoxt, difluoromet.oxo, I  fluoromeLoxi, amino, 

amiriometilo, diinetiiamino, a.oinoetilo, dietilamirio, SR’, et:ilo 

o etox; 

deride dicho mtodo compronde: 

(a) hacen reecciorar on conpuesto do la formula 55 6 62 

HO.O HO..O 

.-R8 9R9
 R’ 

0 R2 0 

55 62 

cori hidraz.ina para proporcionar on compuesto do la fOrmula 86 
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çç’ì 

H2NHNO 
H 

R 9 ( R 7 R 8  

0 

86 ; y 

(h) hcer reaccionar on compuesto de la formula 86 con 

brornuro de clanOgeno par proorcionar on compuesto dc In 

iEornuia 87. 

.  65.

 

Uri compuesto seleccionado de: 

Clclopropilretoxiarnida del dcldo 4-(4-hromo-2-flucmo-

fenilamino) --5cicro1-metil-6-oxo-I, 6-dihidropiri.din-3-

carboxilico, 

Oiclopmopilmetoxi--amida del Ocidc 4- (4-hrorno-2-fluodo-

fenilamlno) -5-fluoro-1-metil-6-cxo-1, 6--dibidro-piridin-3-

carboxlico, 

Trnida del Æcdo 4-(4--bromo--2-fluorofenhlamino)-5-fLuoo-

1-memii-6oxo-1, 6-dthidro-oim.din-3-carboxllico, 

(2-Hid.oxi-etox-amida del icido 1-henci1-4-(4--hromo-2-

fluomo-enilamino) -5--cloro-6-oxo-I, 6-dihidro-piridin-3-

carhoxi lico, 

(2-Hldroxi-etoxi) -artdcn del Æoido 4- (4-hromo--2-fluoro-

I enilamino) --1, 5-dimetil-6-oxo--1, 6-dihidro-piidin-3-

cardc)xi lico, 

(2-Hidroxi-1, 1-dirnetil-etoxi) -amida del Æcldo 4- (4-bromo--

2-f.uoro-feniiamino) 5-dlmet.il-6-cxo-1, 6-dihidro-piridin--3--

carboxilico, 



(2-Hidroxl-1, l-din:.et 4i 1-etoxi) -arnida del Æcido 4-- (4--bromo-

2-cloro-i.. enilamino) -1, 5-diietil--6-oxc-1, E-dihidro-pir din-3-

oarbco<i Ii co, 

(2-Bidroxi-etoxi) -amicla cel Æ:i do 4- (4-brorno-2-olorc--

feriilamino) -1, 5-dimet12,-6-oxo--1, 6-dihidro-piridin-3-

car h oxi Ii co, 

(2-Hidroxi-etoxi) -araida del Æcido 4- (4-hrorno-2-meti1-

fenilam.tno) --1, 5-dirnetil-6-oxo-1, 6-dihiciro-piridiri-3-- 

carboxl lico, 

(2-Hid.roxi--eoxi)-amida del icido 4-2,4-dicloro-

fenilarnino) -1,. 5-dirnerii[-6-oxo-1, 

carboxi lico, 

Et.oxi-amida del icidc 4- (4-bromo--2-fluc)ro-fecj. lam ino) -I-

floro-i-metil-6--oxc- I , 6--dihidro-piridin-3-oarboxi1ico, 

(2-Hidroxi-etoxi)-amida del icido 4- (2-flcro-4--yodo--

feniiamino)-i,i-dirnetil-6-cxo-l. 6-dihidrc-oiridin-3-

carhoxIl;Lco 

5-)5?T1tO-L–, 3,4]oxaJ -2 1)--4-OLo1lo-2-fuo 0-

teni1airino;- 3-f1uorr--llec1--IH-prr1on-2-ona! 

(2, 3-Dihidroxi--propoxi) -amida del icido 4- (2-fluorc- - 

yoclo-fenilamino) -1, 5-dimetil-6-oxo--11., -dihidro-pirid:in-3--

Car box Ii 1  o, 

Hidroxirnida del. icido 4- (4--hromo--2-LLucro-fenil an" icc - 

1, S-dimet.ii--6-oxo--1, 6-dihiclro-piridin-3-carboxI1ico, 



) 

E t. o x i - am i da del cca 5-fUo.ro-4- (2-flu or o-4-

met.11sulfauil-tenhl&mino) -i-eiJ-6-cxo-1, 6-di.hidro-prldin-3-

caibox1l1co, 

Metoxi-amida del icido 4- (2--fluoro-4--yodo-fenilam:Lno) -1, 5-

ciimetil-6-oxo-1, 6-dihid’-pildin-3-carboxiiica, 

toxi-arnida delL icido 4(2tluoro-4-yodo-fenhlarnino)-],5-

dimetil6-oxo--1, 6--dihidro-pir4-din-3-carboxilico, 

Metoxi-amida iel icido 5-fluoro-4--(2-fluoro-4--yodo-

fe:riilarnino) -1 -metii- 6-oxo-IL, 6-di do-pidin-3-caboxil icc, 

toxi-amicia del Icido luoro-4-(2-fluoro-4-yodo-

fenilamino)-1--metill-E--oxo--i., 6-dihido-piriciin--3-carboxilico, 

Metoxi-amida del icido 5-fliaoro-4-(2-fluoro-4- 

ret:ilo’alfanil--feruilamino( --1-rne-c11-6-oxo-1, 6-dihidro-p:iridin-3- 

carboxilico, 

Metoxi-amida del icido 4-(2-fluoro--4-metilsulfani i-

f enilarnino) -1, .5-diinetil-6--cxc--1, 6-dihidro-piridin-3-

c&rbOX:LlicO, 

(2letoxi-etoxi)-amicla del icdo 4-(4---bromo--2-fluoco-

fenilamino) -1, 5-dtraetll-6-oxo--1, 6-dihidro-piridin-3- 

carhoxilico, 

(2-Metoxj--etcxi)-amida del Æcido 4- (4-bromo2-flucro-

fenilamino) -5-t.luoro--1--metil--6-cxo-1, 6-dihidro-plridin--3-

crboxIli.co. 

Metoxi-amida del dcido 4-(4-bromo--2-flucro--fenhlamino)-

1, 5-dirneti1-6---oxo--1, 6--dihicIro--plridin-3-carboxil1’ co, 
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Etoxi-arn:Lda dcl Æcidc 4-- 4-bromc-2-flucc-fenilarnflC) -1,5- 

dime t.iIK--6-oxo-1, 6-dihido-p r d_-3-carboxllco, 

4e T. xl- ax, id a dcl Icicle -- -5 

f1uoro--L-meti1-(cc-i., dchicircpi.ri al i1i-CarbOXliCC, 

fee.ilmrcino) --1 3--dimeti.L.H-pirid.ic’-2Ofla. 

66 - Uci compeesce selecciercde dc 

Cicl.apropi.iLmetcxi-amida del ’4C do 2- (4-bramo-2-fTherc--

ferilarnino) -1-meti1-6--oxo-1, 6-dihidropiridi.r3cer0OXI1iCO3 

(2---Hidroxi-etoxi) -amid a. (dcl Icido, 2- (4-bromo-2-1-:uor’c 

fenilaminc) -1-metil-6-oxo-i, 6-dihidro-p.idici-3-carbOxilco, 

(2-Hidroxi--etexi) --arm’da del bide 2- 4-b.rrie-2-flucre 

fenulLemino) -5--fluoro-- --:rte*.il--S--oxo-I, 6-dihidro---piridin3 

carboxilioc, 

(2--idroxi--e Lox i) -arnids del bcidc 2--- K 4-bomo_2-flurx 

feri lamino) -1--etil-6--oxo-1, 6-dihidro-piridici-3-ca.rhOxiliCO, 

(2-Hidroxi--etoxi) -air, Ida del bide 2- 1,2  -fluero-4 -met iS-

40  
ferilamino) -1--metil--6-oxo--l., 6-dihidro-plridin-3-carbOxIliCO, 

Met.cxi--amida del bide 2- (2---flecco---4--yedo--feflhlam:LflO) --1-

metil.-6-cxo-1, 6-dihidro-iridin-3-CarbOXuJ ice. 
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