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REIVINDICACIONES 

1. Un compuesto que comprende: 

R2 

ON’R3 

L 

en donde 

M es CR4; 

R2 es hidrOgeno o se selecciona del grupo que consiste en (C1-10)alquilo, 

(C3.12)cicIoalquiIo, (C3..12)cicloalquil(Cl-5)alquilo, hetero(C3..12)cicloalquil(C1-

5)alquilo, hetero(C3-12)cicloalquilo, aril(Ci-io)alquilo, heteroaril (Cl -5)alquilo, 

(C9.12)bicicloariIo, hetero(C41 2)bicicloarilo, hetero(C4..12)bicicloaril(C1-5)alquilo, 

carbonil (Ci..3)alquilo, tiocarbonil (C13)alquilo, sulfonil (C1..3)alquilo, sulfinil (C1 

3)alquilo, imino (C1..3)alquilo, amino, arilo, heteroarilo, hidroxi, alcoxi, ariloxi, 

heteroariloxi, grupo carbonilo, grupo imino, grupo sulfonilo y grupo sulfinilo, cada 

uno sustituido o no sustituido; 

R3 comprende la fOrmula 

A-N 

R10 

R11 

R4 es hidrOgeno o se selecciona del grupo que consiste en halo, 

. perhalo(C1-10)alquilo, amino, ciano, tiol, (Cl-10)alquilo, cicloalquilo, 

heterocicloalquilo, arilaiquilo, heteroarilaiquilo, arilo, heteroarilo, carbonil 

(C13)alquilo, tiocarbonil (C13)alquilo, sulfonil (C1..3)alquilo, sulfinil (C13)alquilo, 

imino (C1..3)alquilo, hidroxi, alcoxi, ariloxi, heteroariloxi, grupo carbonilo, grupo 

imino, grupo sulfonilo y grupo sulfinilo, cada uno sustituido o no sustituido; 

L es un conector que proporciona una separaciOn de 1, 2 0 3 Ætomos 

entre X y el anillo al cual L estÆ unido, en donde los Ætomos del conector que 

proporciona la separaciOn se seleccionan del grupo que consiste en carbono 

oxIgeno, nitrOgeno, y azufre; 



X se selecciona del grupo que consiste en (Cl-io)alquilo, 

(C3..12)cicloalquilo, hetero(C3-12)cicloalquilo, aril(C1-10)alquilo, heteroaril(C1 - 

5)alquilo, (C912)bicicloarilo, hetero(C4..12)bicicloarilo, carbonil (C13)alquilo, 

tiocarbonil (Ci..3)alquilo, sulfonil (C13)alquilo, sulfinil (C13)alquilo, imino (C1 

3)alquilo, amino, arilo, heteroarilo, hidroxi, alcoxi, ariloxi, heteroariloxi, aiquenilo, 

aiquinilo, grupo carbonilo, ciano, grupo imino, grupo sulfonilo y grupo sulfinilo, 

cada uno sustituido o no sustituido; y 

R10 y R11 se seleccionan cada uno independientemente del grupo que 

consiste en hidrOgeno, perhalo(C1-10)alquilo, amino, (C1-10)alquilo, 

(C312)cicloalquilo, hetero(C3-12)cicloalquilo, aril(C1-io)alquilo, heteroaril (Ci-

5)alquilo, (C9..12)bicicloarilo, hetero(C412)bicicloarilo, carbonhl (C13)alquilo, 

tiocarbonhl (C13)alquilo, arilo, heteroarilo, hidroxi, alcoxi, ariloxi, heteroariloxi, 

grupo carbonilo, grupo sulfonilo, y grupo sulfinilo, cada uno sustituido o no 

sustituido, o R10 y R11 se toman juntos para formar un anillo de 4, 5, 6 6 7 

miembros, cada uno sustituido o no sustituido. 

2. El compuesto de acuerdo con la reivindicaciOn 1, en donde los 1, 2 6 3 

Ætomos de L que proporcionan la separación consisten en Ætomos de carbono. 

3. El compuesto de acuerdo con la reivindicación 1, en donde los 1, 2 6 3 

Ætomos de L que proporciona la separación se seleccionan del grupo de 

conectores que consisten en al menos un Ætomo de oxIgeno o al menos un 

Ætomo de nitrôgeno. 

4. El compuesto de acuerdo con la reivindicaciOn 1, en donde L separa X 

separa X del anillo por un Ætomo. 

5. El compuesto de acuerdo con la reivindicaciOn 1, en donde L se 

selecciona del grupo que consiste en -CH2-, -CH2CH2-, -CH2CH2CH2-, -C(0)-, 

-CH2C(0)-, -C(0)CH2-, -CH2-C(0)CH2-, -C(0)CH2CH2-, -CH2CH2C(0)-, -0-, 

-OCH2-, -CH20-, -CH20CH2-, -OCH2CH2-, -CH2CH20-, -N(CH3)-, -NHCH2-, 
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-CH2NH-, -CH2NHCH2-, -NHCH2CH2-, -CH2CH2NH-, -NH-C(0)-, -NCH3-C(0)-, 

-C(0)NH-, -C(0)NCH3-, -NHC(0)CH2-, -C(0)NHCH2-, -C(0)CH2NH-, 

-CH2NHC(0)-, -CH2C(0)NH-, -NHCH2C(0)-, -S-, -SCH-, -CH2S-, -SCH2CH2-, 

-CH2SCH2-, -CH2CH2S-, -C(0)S-, -C(0)SCH2-, -CH2C(0)S-, -C(0)CH2S-, y 

-CH2SC(0)-, cada uno sustituido o no sustituido. 

6. El compuesto de acuerdo con la reivindicación 1, en donde L se 

selecciona del grupo que consiste en -CH2-, -C(0)-, -CH2C(0)-, -C(0)CH2-, 

-CH2-C(0)CH2-, -C(0)CH2CH2-, y -CH2CH2C(0)-, cada uno sustituido o no 

sustituido. 

7. El compuesto de acuerdo con la reivindicación 1, en donde -L-X tornados 

juntos se seleccionan del grupo que consiste en -(CH2)-(2-ciano)fenilo; -(CH2)-(3-

ciano)fenilo; -(CH2)-(2-hidroxi)fenilo; -(CH2)-(3-hidroxi)fenilo; -(CH2)-(2-

alquenhl)fenilo; -(CH2)-(3-alquenil)fenilo; -(CH2)-(2-alquinil)fenilo; -(CH2)-(3-

alquinil)fenilo; -(CH2)-(2-metoxi)fenilo; -(CH2)-(3-metoxi)fenilo; -(CH2)-

(2-n itro)fenilo; -(CH2)-(3-nitro)fen ilo; -(C H2)-(2-carboxi)fenilo; -(CH2)-(3-

carboxi)fenilo; -(CH2)-(2-carboxamido)fenilo; -(CH2)-(3-carboxamido)fenilo; - 

(CH2)-(2-sulfonamido)fenilo; -(CH2)-(3-sulfonamido)fenilo; -(CH2)-(2-

tetrazolil)fenilo; -(CH2)-(3-tetrazolil)fenilo; -(CH2)-(2-aminometil)fenilo; -(CH2)-(3-

aminometil)fenilo; -(CH2)-(2-hidroximetil)fenilo; -(CH2)-(3-hidroximetil)fenilo; - 

(CH2)-(2-fen il)fenilo; -(CH2)-(3-fenhl)fenilo; -(CH2)-(2-halo)fenhlo; -(CH2)-(3-

halo)fenilo; -(CH2)-(2-CON H2)fenilo; -(CH2)-(3-CONH2)fenilo; -(CH2)-

(2-CONH(C1-7)alquil)fenilo; -(CH2)-(3-CONH(C1-7)alquil)fenilo; -(CH2)-(2-0O2(C1-

7)alquil)fenilo; -(CH2)-(3-0O2(Ci-7)alquil)fenilo; -(CH2)-(2-NH2)fenilo; -(CH2)-(3-

N H2)fenilo; -(CH2)-(2-(C3-7)alquil)fenilo; -(CH2)-(3-.(C3-7)alquil)fenilo; -(CH2)-

(2-(C3-7)cicloalquil)fenilo; -(CH2)-(3-(C3-7)cicloalquil)fenilo; -(CH2)-(2-aril)fenilo; - 

(CH2)-(3-aril)fenilo; -(CH2)-(2-heteroaril)fenilo; -(CH2)-(3-heteroaril)fenilo; -(CH2)-

2-bromo-5-fluoro fenilo; -(CH2)-2-cloro-5-fluoro fenilo; -(CH2)-2-ciano-5-fluoro 

fenilo; -(CH2)-2,5-dicloro fenilo; -(CI-12)-2,5-difluoro fenilo; -(CH2)-2,5-dibromo 

fenilo; -(CH2)-2-bromo-3,5-difluoro fenilo; -(CH2)-2-cloro-3,5-difluoro fenilo; - 
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(CH2)-2,3,5-trifluoro fenilo; -(CH2)-2,3,5,6-tetrafluorofenilo; -(CH2)-2-bromo-3,5,6-

trifluoro fenilo; -(CH2)-2-cloro-3, 5, 6-trifluoro fenilo; -(CH2)-2-ciano-3, 5-d ifluoro 

fenilo; -(CH2)-2-ciano-3,5,6-trifluoro fenilo; -(CH2)-(2-heterocicloalquil)fenilo; y - 

(CH2)-(3-heterocicloalquil)fenilo, cada uno sustituido o no sustituido. 

8. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-7 en 

donde R3 es un anillo de 3, 4, 5, 6 O 7 miembros sustituidos o no sustituidos. 

9. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-7 en 

donde R3 es un heterocicloalquilo de 4, 5, 6 6 7 miembros sustituido o no 

sustituido. 

10. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-7 en 

donde R3 es un heteroarilo sustituido o no sustituido. 

11. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-7 en 

donde R3 se selecciona del grupo que consiste en 

ANfl 
(R8)p 

ANQ 
(R5)p 

en donde p es 0-12 y cada R8 se selecciona independientemente del 

grupo que consiste en halo, perhalo(C1-1o)alquilo, CF3, ciano, nitro, hidroxi, 

alquilo, arilo, heteroarilo, aminosulfonilo, aiquilsulfonilo, arilsulfonhlo, 

heteroarilsulfonilo, ariloxi, heteroariloxi, arilalquilo, heteroarilalquilo, cicloalquilo, 

heterocicloalquilo, amino, tiol, alcoxi, grupo carbonilo, grupo imino, grupo 

sulfonilo y grupo sulfinilo, cada uno sustituido o no sustituido. 

12. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-7, en 

donde R3 es un heteroarilo sustituido o no sustituido se selecciona del grupo que 

consiste en furano, tiofeno, pirrol, pirazol, triazol, isoxazol, oxazol, tiazol, 
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isotiazol, oxadiazol, piridina, piridazina, pirimidina, pirazina, triazina, 

benzofurano, isobenzofurano, benzotiofeno, isobenzotiofeno, imidazol, 

benzimidazol, indol, isoindol, quinolina, isoquinolina, cinolina, quinazolina, 

naftiridina, piridopiridina, quinoxalina, ftalazina y benzotiazol, cada uno sustituido 

o no sustituido. 

13. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-12 en 

donde R3 estÆ sustituido de modo tal que R3 comprende un sustituyente 

seleccionado del grupo que consiste en una amina primaria, secundaria o 

terciaria, un heterocicloalquilo que comprende un Ætomo de nitrOgeno en el 

anillo, y un heteroarilo que comprende un Ætomo de nitrôgeno en el anillo. 

14. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-12 en 

donde R3 comprende un Ætomo de nitrógeno bÆsico que es capaz de interactuar 

con una cadena lateral de Æcido carboxIlico de un residuo en un sitlo activo de 

una protelna. 

15. El compuesto de acuerdo con la reivindicaciOn 14 en donde el nitrOgeno 

bÆsico de R3 estÆ separado del Ætomo del anillo al que estÆ unido R3 por entre 1-
5 Ætomos. 

16. El compuesto de acuerdo con la reivindicaciOn 14 en donde el Ætomo de 

nitrôgeno bÆsico forma parte de una amina primaria, secundaria o terciaria. 

17. El compuesto de acuerdo con la reivindicaciôn 14 en donde el Ætomo de 
nitrógeno bÆsico es un Ætomo de nitrógeno en el anillo de un heterocicloalquilo o 

un heteroarilo. 

18. El compuesto de acuerdo con la reivindicación 11 en donde al menos un 
R8 comprende un Ætomo de nitrôgeno bÆsico que es capaz de interactuar con 
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una cadena lateral de Æcido carboxIlico de un residuo en un sitio activo de una 

proteina. 

19. El compuesto de acuerdo con la reivindicación 18 en donde el Ætomo de 

nitrôgeno bÆsico forma parte de una amina primaria, secundaria o terciaria. 

20. El compuesto de acuerdo con la reivindicaciOn 18 en donde el Ætomo de 

nitrOgeno bÆsico es un Ætomo de nitrogeno en el anillo de un heterocicloalquilo o 

que comprende un Ætomo de nitrOgeno en el anillo o un heteroarilo que 

comprende un Ætomo de nitrógeno en el anillo. 

21. El compuesto de acuerdo con la reivindicaciOn 11 en donde al menos un 

R8 es una amina primaria, secundaria o terciaria. 

22. El compuesto de acuerdo con la reivindicaciOn 11 en donde al menos un 

R8 es un heterocicloalquilo sustituido o no sustituido que comprende un Ætomo 

de nitrôgeno en el anillo o heteroarilo un sustituido o no sustituido que 

comprende un Ætomo de nitrôgeno en el anillo. 

23. El compuesto de acuerdo con la reivindicaciOn 11 en donde al menos un 

R8 se selecciona del grupo que consiste en -NH2, -NH(C1.5 alquilo), -N(C15 

alquilo)2, piperazina, imidazol y piridina. 

24. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-12, en 

40 donde R3 se selecciona del grupo que consiste en 3-amino-piperidinil-1-ilo, 3-

aminometil-pirrolidin-1 -ito, 3-aminoazetidin-1-ilo, 3-amino-3-metilpiperidin-1 -ito, 3-

aminohexahidroazepin-1-ilo, 3-amino-ciclohex-1 -ilo, piperazin-1 -ilo, 

homopiperazin-1-ilo, 3-amino-pirrolidin-1-ilo, R-3-aminopiperidin-1-ilo, R-3-

amino-3-metilpiperidin-1-ilo, y 3-amino-pirrolidin-1-ilo, cada uno sustituido o no 

sustituido. 
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25. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-24, en 

donde R4 se selecciona del grupo que consiste en 

-t’c # 

en donde 

A es S, 0 o NR24; 

B es CR23 o N; 

R23 se selecciona independientemente del grupo que consiste en 

hidrOgeno, halo, perhalo(C1-io)alquilo, amino, tiol, ciano, CF3, nitro, (C1-10)alquilo, 

(C3..12)cicloalquilo, hetero(C3-12)cicloalquilo, aril(Ci-io)alquilo, heteroaril (C1-

5)alquilo, (C912)bicicloarilo, hetero(C512)bicicloarilo, carbonil (C1.3)alquilo, 

tiocarbonil (C13)alquilo, arilo, heteroarilo, hidroxi, alcoxi, ariloxi, heteroariloxi, 

grupo imino, grupo carbonilo, aminosulfonilo, aiquilsulfonilo, arilsulfonilo, 

heteroarilsulfonilo, y grupo sulfinilo, cada uno sustituido o no sustituido; y 

R24 se selecciona independientemente del grupo que consiste en 

hidrogeno, perhalo(C1-10)alquilo, amino, (C1-1o)alquilo, (C312)cicloalquito, 

hetero(C3-12)cicloalquilo, aril(C1 -1 o)alquilo, heteroaril (C1-5)alquilo, 

(C912)bicicloarilo, hetero(C812)bicicloarilo, carbonil (C13)alquilo, tiocarbonil 

(C13)alquilo, arilo, heteroarilo, hidroxi, alcoxi, ariloxi, heteroariloxi, grupo imino, 

grupo carbonilo, aminosulfonilo, alquilsulfonilo, arilsulfonilo, heteroarilsulfonilo, y 

grupo sulfinilo, cada uno sustituido o no sustituido. 

26. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-24, en 

40 donde R4 se selecciona del grupo que consiste en 

/ 3Q 
(R18) (R18) (i8) (R18) 

en donde 

u es 0, 1,2,3,465; y 

7 
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cada R18 se selecciona independientemente del grupo que consiste en 
halo, perhalo(C1-10)alquilo, CF3, (C1.1o)alquilo, alquenhlo, aiquinilo, arilo, 

heteroarilo, aminosulfonilo, alquilsulfonilo, arilsulfonijo, heteroarilsulfonilo, ariloxi, 

heteroarilOXi, arilalquilo, heteroarilalquilo, cicloalquilo, heterocicloalqui!o, amino, 

I hrnI. aIOX

 
gpjpo Carbonijo, grupo imina, grupo sulfonilo y 
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cada R18 se selecciona independientemente del grupo que consiste en 

halo, perhalo(C1-10)alquilo, CF3, (Ci..10)alquilo, alquenilo, alquinilo, arilo, 

heteroarilo, aminosulfonilo, alquilsulfonilo, arilsulfonilo, heteroarilsulfonilo, ariloxi, 

heteroariloxi, arilalquilo, heteroarilaiquilo, cicloalquilo, heterocicloalquilo, amino, 

tiol, ciano, nitro, hidroxi, alcoxi, grupo carbonilo, grupo imina, grupo sulfonilo y 

grupo sulfinilo, cada uno sustituido o no sustituido. 

27. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-24, en 

donde R4 se selecciona del grupo que consiste en 

R7) 
s 
S_\ 

(R7) 

en donde 

ses0,1,2o3;y 

cada R7 se selecciona independientemente del grupo que consiste en 

halo, perhalo(Ci-10)alquilo, CF3, (C110)alquilo, alquenilo, alquinilo, arilo, 

heteroarilo, aminosulfonilo, alquilsulfonilo, arilsulfonilo, heteroarilsulfonilo, ariloxi, 

heteroariloxi, arilalquilo, heteroarilaiquilo, cicloalquilo, heterocicloalquilo, amino, 

tiol, ciano, nitro, hidroxi, alcoxi, grupo carbonilo, grupo imino, grupo sulfonilo y 

grupo sulfinilo, cada uno sustituido o no sustituido. 

28. El compuesto de acuerdo con la reivindicaciOn 27, en donde dos R7 se 

toman juntos para formar un anillo fusionado sustituido o no sustituido. 

40 29. El compuesto de acuerdo con la reivindicaciôn 27, en donde dos R7 se 

toman juntos para formar un anillo en puente sustituido o no sustituido. 

30. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-29, en 

donde R2 es (C110)alquilo sustituido o no sustituido. 
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31. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-29, en 

donde R2 es (C1..4)alquilo sustituido o no sustituido. 

32. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-29, en 

donde R2 es -Y-Z, en donde 

Y es un conector que proporciona una separacion de 1, 2 ó 3 Ætomos 

entre Z y el anillo al cual Y estÆ unido, en donde los Ætomos del conector que 

proporciona la separaciôn se seleccionan del grupo que consiste en carbono 

oxIgeno, nitrôgeno, y azufre; y 

Z es hidrógeno o se selecciona del grupo que consiste en (Cl-10)alquilo, 

(C312)cicloalquilo, hetero(C3-12)cicloalquilo, aril(Ci -1 o)alquilo, heteroaril(C1-

5)alquilo, (C9..12)bicicloarilo, hetero(C412)bicicloarilo, carbonil (C13)alquilo, 

tiocarbonhl (C1..3)alquilo, sulfonil (C13)alquilo, sulfinil (C13)alquilo, imino (Cl-

fb 3)alquilo, amino, arilo, heteroarilo, hidroxi, alcoxi, ariloxi, heteroariloxi, aiquenilo, 

alquinilo, grupo carbonilo, ciano, grupo imino, grupo sulfonhlo y grupo sulfinilo, 

cada uno sustituido o no sustituido. 

33. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-29, en 

donde R2 se selecciona del grupo que consiste en 

en donde 

A es S, 0 o NR24; 

40 
Be5CR230N; 

R23 se selecciona independientemente del grupo que consiste en 

hidrogeno, halo, perhalo(Ci-io)alquilo, amino, tiol, ciano, CE3, nitro, (C1-10)alquilo, 

(C312)cicloalquilo, hetero(C3-12)cicloalquilo, aril(Ci-10)alquilo, heteroaril (C1-

5)alquilo, (C912)bicicloarilo, hetero(C812)bicicloarilo, carbonil (C13)alquilo, 

tiocarbonil (C13)alquilo, arilo, heteroarilo, hidroxi, alcoxi, ariloxi, heteroariloxi, 
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grupo imino, grupo carbonilo, aminosulfonilo, alquilsulfonilo, arilsulfonilo, 

heteroarilsulfonilo, y grupo sulfinilo, cada uno sustituido o no sustituido; y 

R24 se selecciona independientemente del grupo que consiste en 

hidrogeno, perhalo(Ci-10)alquilo, amino, (Cl-io)alquilo, (C3..12)cicloalquilo, 

hetero(C3-1 2)cicloalquilo, aril(C1 -i o)alquilo, heteroaril (C1-5)alquilo, 

(C912)bicicloarilo, hetero(C812)bicicloarilo, carbonil (C13)alquilo, tiocarbonil 

(C13)alquilo, arilo, heteroarilo, hidroxi, alcoxi, ariloxi, heteroariloxi, grupo imino, 

grupo carbonilo, aminosulfonilo, alquilsulfonilo, arilsulfonilo, heteroarilsulfonilo, y 

grupo sulfinilo, cada uno sustituido o no sustituido. 

34. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-29, en 

donde R2 se selecciona del grupo que consiste en 

(R18)t (R18)t (R+ 

en donde 

tesO, 1,2,3,465;y 

cada R18 se selecciona independientemente del grupo que consiste en halo, 

perhalo(C1-io)alquilo, CF3, (C110)alquilo, alquenilo, alquinilo, arilo, heteroarilo, 

aminosulfonilo, alquilsulfonilo, arilsulfonilo, heteroarilsulfonilo, ariloxi, 

heteroariloxi, arilalquilo, heteroarilalquilo, cicloalquilo, heterocicloalquilo, amino, 

tiol, ciano, nitro, hidroxi, alcoxi, grupo carbonilo, grupo imina, grupo sulfonilo y 

grupo sulfinilo, cada uno sustituido o no sustituido. 

35. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-34 se 

selecciona del grupo que consiste en: 

2-{6-[3-Amino-piperidin-1-il]-3-mefll-2,4-dioxo-3,4...djhidro2H...pjrimjdin..1... 

ilmetil}-benzonitrilo; 

2-{6-[3-Amino-piperidin-1 -il]-3-etil-2,4-dioxo-3,4-dihidro-2H-pirimidin-1 - 

ilmetil}-benzon itrilo; 
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ry 

2-{6-[3-Amino-piperidin-1-il]-2,4-dioxo-3,4-dihidro-2H-pirimidin-1-ilmetil}-

benzonitrilo; 

2-{6-[3-Amino-piperidin-1-iI]-5-cloro-3-metil-2,4-dioxo-3,4-dihidro-2H-

pirimidin-1 -ilmetil}-benzonitrilo; 

6-[3-Amino-piperidin-1-iI]-1-(2-bromo-benzil)-1 H-pirimidina-2,4-diona; 

6-[3-Amino-piperidin-1-il]-i-(2-iodo-benzil)-1H-pirimidina-2,4-diona; 

6-[3-Amino-piperidin-1 -iI]-1 -(2-bromo-5-fluoro-benzil)-3-metil-1 H-

pirimidina-2 ,4-diona; 

6-[3-Amino-piperid in-i -il]-1 -(2-cloro-5-fluoro-benzil)-3-metil-1 H-pirimidina-

2 ,4-d iona; 

6-[3-Amino-piperidin-1 -iI]-i-(2-cloro-4-fluoro-benzil)-3-metil-i H-pirimidina-

2,4-diona; 

6-[3-Amino-piperid in-I -iI]-1-(2-bromo-benzil)-3-metil-1H-pirimidina-2,4-

2-{6-[Azepan-3(–)-ilamino]-3-metil-2,4-dioxo-3,4-dihidro-2H-pirimidin-1-

ilmetil}-benzonitrilo; 

2-{6-[3(–)-Amino-azepan-1 -iII-3-metil-2 ,4-dioxo-3,4-dihidro-2H-pirimidin-1 - 

ilmetil}-benzon itrilo; 

2-[6-(2-Amino-etilamino)-3-etil-2,4-dioxo-3,4-dihidro-2H-pirimidin-1 -ilmetil]-

benzonitrilo; 

2-{6-[3-Amino-piperidin-1-iI]-3-(3-ciano-benzil)-2,4-dioxo-3,4-dihidro-2H-

pirimidin-1 -ilmetil}-benzonitrilo; 

2-{6-[3-Amino-piperidin-1 -iIJ-3-(2-ciano-benzil)-2 ,4-dioxo-3 ,4-dihidro-2H-

pirimidin-1-ilmetil}-benzonitrilo; 

2-{6-[3-Amino-piperidin-1-iI]-3-(4-ciano-benzil)-2,4-dioxo-3,4-dihidro-2H-

pirimidin-1 -ilmetil}-benzonitrilo; 

2-[6-(3-Amino-piperidin-1-iI)-3-(1H-benzoimidazol-2-ilmetil)-2,4-dioxo-3,4-

dihidro-2H-pirimidin-1 -ilmetilj-benzonitriio; 

2-{6-[3-Amino-piperidin-1-iI]-2,4-dioxo-3-(4-pirazol-1-iI-benzil)-3,4-dihidro-

2H-pirimidin-1 -iImetiI}-benzonitrilo; 



1?e 

2-{6-[3-Amino-piperidin-1-iI]-2,4-dioxo-3-(3-pirrol-1-il-benzil)-3,4-dihidro-

2H-pirimidin-1 -ilmetil}-benzonitrilo; 

6-[3-Amino-piperidin-1-iI]-3-(2-ciano-benzil)-2 ,6-dioxo-3,6-dihidro-2H-

pirimidin-1 -ilmetil]-tiofeno-3-carbonitrilo; 

metil ester de Æcido 3-{4-[3-Amino-piperidin-1-iI]-3-(2-ciano-benzil)-2,6-

dioxo-3,6-dihidro-2H-pirimidin-1 -ilmetil}-benzoico; 

Æcido 3-{4-[3-Amino-piperidin-1 -iI]-3-(2-ciano-benzil)-2,6-dioxo-3,6-dihidro-

2H-pirimidin-1 -ilmetil}-benzoico; 

6-[3-Amino-piperidin-1-iI]-1 ,3-bis-(2-bromo-5-fluoro-benzil)-1 H-pirimidina-

2,4-diona; 

2-16-[3(R)-Amino-piperidin-1-iI]-5-cloro-2,4-dioxo-3,4-dihidro-2H-pirimidin-

1 -ilmetil}-benzonitrilo; 

6-[3 (R)-Amino-piperidin-1 -il]-1 -(2,5-di-cloro-benzil)-3-metil-1 H-pirimidina-

2,4-diona; 

6-[3 (R)-Amino-piperidin-1 -il]-1 -(2-cloro-3,6-di-fluoro-benzil)-3-metil-1 H-

pirimidina-2,4-diona; 

(R)-2-((6-(3-amino-3-metilpiperidin-1 -iI)-3-metil-2,4-dioxo-3,4-

dihidropirimidin-1 (2H)-iI)metil)-4-fluorobenzonitrilo; y 

2-[6-(3-Amino-piperidin-1-iI)-3-metil-2,4-dioxo-3,4-dihidro-2H-pirimidin-1-

ilmetil]-4-fluoro-benzonitrilo. 

36. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-34 

se selecciona del grupo que consiste en: 

2-{6-[3(R)-Amino-piperidin-1-il]-3-metil-2,4-dioxo-3,4-dihidro-2H-pi rim idin-

40 
1-ilmetil}-benzonitrilo; 

2-{6-[3(R)-Amino-piperidin-1-iI]-3-etil-2,4-dioxo-3,4-dihidro-2H-pirimidin-1-

ilmetil}-benzonitrilo; 

2-{6-[3(R)-Amino-piperidin-1-iI]-2,4-dioxo-3,4-dihidro-2H-pirimidin-1-

ilmetil}-benzonitrilo; 

2-{6-[3(R)-Amino-piperidin-1 -iI]-5-cloro-3-metil-2,4-dioxo-3,4-dihidro-2H-

pirimid in-i -ilmetil}-benzonitrilo; 
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6-[3 (R)-Amino-piperidin-1-iI]-1-(2-bromo-benzil)-1H-pi rim idina-2,4-diona; 

6-[3 (R)-Amino-piperidin-1-iI]-1-(2-iodo-benzil)-1H-pirimidina-2,4-diona; 

6-[3 (R)-Amino-piperidin-1 -iI]-1 -(2-bromo-5-fluoro-benzil)-3-metil-1 H-

pirimidina-2,4-diona; 

6-[3 (R)-Amino-piperidin-1 -iI]-1 -(2-cloro-5-fluoro-benzil)-3-metil-1 H-

pirimidina-2,4-diona; 

6-[3 (R)-Amino-piperidin-1 -iI]-1 -(2-cloro-4-fluoro-benzil)-3-metil-1 H-

pirimidina-2,4-diona; 

6-[3 (R)-Amino-piperidin-1-iI]-1-(2-bromo-benzil)-3-n-ietjl-1 H-pirimidina-2,4-

diona; 

2-{6-[3(R)-Amino-piperidin-1 -iI]-3-(3-ciano-benzil)-2,4-dioxo-3,4-dihidro-

2H-pirimidin-1 -ilmetil}-benzonitrilo; 

2-{6-[3(R)-Amino-piperidin-1-iI]-3-(2-ciano-benzjl)-2,4-djoxo...3,4djhjdro.. 

2H-pirimidin-1 -ilmetil}-benzonitrilo; 

2-{6-[3(R)-Amino-piperidin-1-iI]-3-(4-ciano-benzil)-2,4-djoxo...3,4djhjdro.. 

2H-pirimidin-1 -ilmetil}-benzonitrilo; 

2-[6-(3-Amino-piperidin-1-iI)-3-(1 H-benzoimidazol-2-ilmetil)-2,4-dioxo-3,4-

dihidro-2H-pirimidin-1 -ilmetil]-benzonitrilo 

2-{6-[3(R)-Amino-piperidin-1 -iI]-2,4-dioxo-3-(4-pirazol-1 -iI-benzil)-3,4-

dihidro-2H-pirimidin-1 -ilmetil}-benzonitrilo; 

2-{6-[3(R)-Amino-piperidin-1 -iI]-2,4-dioxo-3-(3-pirrol-1 -iI-benzil)-3,4-

dihidro-2H-pirimidin-1 -ilmetil}-benzonitrilo; 

6-[3 (R)-Amino-piperidin-1-iI]-3-(2-ciano-benzil)-2,6-dioxo-3,6-dihjdro-2H. 

pirimidin-1 -ilmetil]-tiofeno-3-carbonjtrjlo; 

40 metil ester de Æcido 3-{4-[3(R)-Amino-piperidin-1-iI}-3-(2-ciano-benzil)-2,6-

dioxo-3,6-dihidro-2H-pirimidin-1 -ilmetil}-benzoico; 

Æcido 3-{4-[3(R)-Amino-piperidin-1-it]-3-(2-ciano-benzil)-2,6-dioxo-3,6-

dihidro-2H-pirimidin-1 -ilmetil}-benzoico; 

6-[3(R)-Amino-piperidin-1-iI]-1 ,3-bis-(2-bromo-5-fluoro-benzil)-1 H-

pirimidina-2,4-diona; y 
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97 2-[6-(3(R)-Amino-piperidin-1-il)-3-metil-2,4-dioxo-3,4-dihidro-2H-pirimidin-

I -ilmetil]-4-fluoro-benzonitrilo. 

37. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-36, en 

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

38. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-37, en 

donde el compuesto estÆ presente en una mezcla de estereoisOmeros. 

39. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-37, en 

donde el compuesto comprende un ünico estereoisOmero. 

40. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 1 que consiste en 2-{6-

[3(R)-Amino-piperidin-1-il]-3-metil-2,4-dioxo-3,4-dihidro-2H-pirimidin-1-ilmetil}-

benzonitrilo. 

41. Un compuesto de acuerdo con la reivindicaciôn 1 que consiste en una sal 

de benzoato de 2-{6-[3(R)-Amino-piperidin-1-iI]-3-metil-2,4-dioxo-3,4-dihidro-2H-

pirimidin-1-ilmetil}-benzonitrilo. 

42. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 1 que consiste en 2-[6-(3-

Amino-piperidin-1 -il)-3-metil-2,4-dioxo-3,4-di hid ro-2H-pi rim idin-1-ilmetil]-4-fluoro-

benzonitrilo. 

40 43. Un compuesto de acuerdo con la reivindicaciôn 1 que consiste en una sal 

de succinato de 2-[6-(3-Ami no-pipe rid in-1-il)-3-metil-2,4-dioxo-3,4-di hid ro-2H-

pirimidin-1 -ilmetil]-4-fluoro-benzonitrilo. 

44. Una composiciôn farmacØutica que comprende, como ingrediente activo, 

un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-43. 
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45. La composición farmacØutica de acuerdo con la reivindicaciôn 44, en 

donde la composiciOn es una formulaciOn sólida adaptada para administración 

oral. 

46. La composicion farmacØutica de acuerdo con la reivindicación 44, en 

donde la composicion es una tableta. 

47. La composicion farmacØutica de acuerdo con la reivindicaciôn 44, en 

donde la composicion es una formulaciôn lIquida adaptada para administración 

oral. 

48. La composiciOn farmacØutica de acuerdo con la reivindicación 44, en 

donde la composiciôn es una formulaciOn lIquida adaptada para administraciOn 

parenteral. 

49. La composicion farmacØutica que comprende un compuesto de acuerdo 

con cualquiera de las reivindicaciones 1-43, en donde la composicion estÆ para 

administración por una via que se selecciona del grupo que consiste en oral, 

parenteral, intraperitoneal, intravenosa, intraarterial, transdØrmica, sublingual, 

intramuscular, rectal, transbucal, intranasal, liposomal, inhalatoria, vaginal, 

intraocular, localizada (por ejemplo, por catØter o cÆnula), subcutÆnea, 

intraadiposal, intraarticular e intratecal. 

50. Un kit que comprende: 

un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-43; e 

instrucciones que comprende una o mÆs formas de informaciOn 

seleccionadas del grupo que consiste en indicar un estado de enfermedad para 

el cual el compuesto va a ser administrado, información de almacenamiento, 

información de dosificaciôn e instrucciones sobre cOmo administrar el 

compuesto. 
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51. El kit de acuerdo con la reivindicación 50, en donde el kit comprende el 

compuesto en una forma de dosis multiples. 

52. Un articulo fabricado que comprende: 

un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-43; y 

materiales de envasado. 

53. El articulo fabricado de acuerdo con la reivindicaciôn 52, en donde el 

material de envasado comprende un contenedor para alojar el compuesto. 

54. El articulo fabricado de acuerdo con la reivindicaciôn 53, en donde el 

contenedor comprende una etiqueta que indica uno o mâs miembros del grupo 

que consisten en un estado de enfermedad para el cual compuesto va a ser 

administrado, informaciOn de almacenamiento, informaciOn de dosificaciôn yb 

instrucciones sobre cOmo administrar la composicion. 

55. El articulo fabricado de acuerdo con la reivindicación 52, en donde el 

articulo fabricado comprende el compuesto en una forma de dosis multiples. 

56. Un proceso para producir una pirimidin-diona de la fOrmula: 

en donde 

M es CR4; 

R2 es hidrOgeno o se selecciona del grupo que consiste en (Cl-io)alquilo, 

(C3..12)cicloalquilo, (C3..12)cicloalquil(C1-5)alquilo, hetero(C312)cicloalquil(C1 - 

5)alquilo, hetero(C3-12)cicloalquilo, ariI(Ci-io)alquilo, heteroaril(C1-5)alquilo, 

(C912)bicicloarilo, hetero(C412)bicicloarilo, hetero(C412)bicicloaril(C1 -5)alquilo, 
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carbonil (C1..3)alquilo, tiocarbonil (C13)aIquiIo, sulfonil (Ci.3)alquiIo, sulfinil (C1. 

3)alquilo, imino (C1..3)alquilo, amino, arilo, heteroarilo, hidroxi, alcoxi, ariloxi, 

heteroariloxi, grupo carbonilo, grupo imino, grupo sulfonilo y grupo sulfinilo, cada 

uno sustituido o no sustituido; 

R3 comprende la fOrmula 
/Rlo 

A \ 
R11 

R4 es hidrogeno o se selecciona del grupo que consiste en halo, 

perhalo(Ci-10)alquilo, amino, ciano, tiol, (Cl-10)alquilo, cicloalquilo, 

heterocicloalquilo, arilaiquilo, heteroarilalquilo, arilo, heteroarilo, carbonil 

(Ci..3)alquilo, tiocarbonil (C13)alquilo, sulfonil (C13)alquilo, sulfinil (C1.3)alquilo, 

imino (C13)alquilo, hidroxi, alcoxi, ariloxi, heteroariloxi, grupo carbonilo, grupo 

imino, grupo sulfonilo y grupo sulfinilo, cada uno sustituido o no sustituido; 

L es un conector que proporciona una separaciOn de 1, 2 0 3 Ætomos 

entre X y el anillo al cual L estÆ unido, en donde los Ætomos del conector que 

proporciona la separaciOn se seleccionan del grupo que consiste en carbono 

oxIgeno, nitrOgeno, y azufre; 

X se selecciona del grupo que consiste en (C1-10)alquilo, 

(C312)cicloalquilo, hetero(C3-12)cicloalquilo, aril(Ci -10)alquilo, heteroaril(Ci - 

5)alquilo, (C912)bicicloarilo, hetero(C412)bicicloarilo, carbonil (C13)alquilo, 

tiocarbonil (C13)alquilo, sulfonil (C13)alquilo, sulfinil (C13)alquilo, imino (C1 

3)alquilo, amino, arilo, heteroarilo, hidroxi, alcoxi, ariloxi, heteroariloxi, alquenilo, 

aiquinilo, grupo carbonilo, ciano, grupo imino, grupo sulfonilo y grupo sulfinilo, 

cada uno sustituido o no sustituido; y 

R10 y R11 se seleccionan cada uno independientemente del grupo que 

consiste en hidrogeno, perhalo(C1-10)alquilo, amino, (Cl-io)atquilo, 

(C312)cicloalquilo, hetero(C3-12)cicloalquilo, aril(C1-1o)alquilo, heteroaril (C1-

5)alquilo, (C912)bicicloarilo, hetero(C4..12)bicicloarilo, carbonil (C13)alquilo, 

tiocarbonil (C13)alquilo, arilo, heteroarilo, hidroxi, alcoxi, ariloxi, heteroariloxi, 

grupo carbonilo, grupo sulfonilo, y grupo sulfinilo, cada uno sustituido o no 
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sustituido, o R10 y R11 se toman juntos para formar un anillo de 4, 5, 6 O 7 

miembros, cada uno sustituido o no sustituido; 

el proceso comprendiendo los pasos de: 

(i) poner en contacto un compuesto de la formula A 

H 

N )? 
M 

J? 

 ON Hal 

H 

en donde Hal es halOgeno; 

con un compuesto de la formula B 

X-L-LG 
en donde LG es un grupo saliente; 

L es un conector que proporciona una separaciOn de 1, 2 6 

3 Ætomos entre X y el anillo al cual L estÆ unido, en donde los 

Ætomos del conector que proporciona la separacion se seleccionan 

del grupo que consiste en carbono, oxIgeno, nitrOgeno y azufre; y 

X se selecciona del grupo que consiste en (Cl-io)alquilo, 

(C31 2)cicloalquilo, hetero(C3-1 2)cicloalquilo, aril(Ci -io)alquilo, 

heteroaril(C1-5)alquilo, (C91 2)bicicloarilo, hetero(C412)bicicloarilo, 

carbonil (C13)alquilo, tiocarbonil (C13)alquilo, sulfonil (C13)alquilo, 

sulfinil (C13)alquilo, imino (Ci.3)alquilo, amino, arilo, heteroarilo, 

hidroxi, alcoxi, ariloxi, heteroariloxi, alquenilo, alquinilo, grupo 

carbonilo, ciano, grupo imino, grupo sulfonilo y grupo sulfinilo, cada 

uno sustituido o no sustituido; 

bajo condiciones suficientes para producir un compuesto de la 

fOrmula C 
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C 

(ii) poner en contacto el compuesto de formula C con un 

compuesto de formula D 

R2-LG’ 

en donde LG’ es un grupo saliente; 

bajo condiciones suficientes para producir un compuesto de la 

formula E; 

E 

en donde R2 se selecciona del grupo que consiste en 

(Cl-10)alquilo, (C312)cicloalquilo, (C312)cicloalquil(C1-5)alquilo, 

hetero(C31 2)cicloalquil(C1 -5)alquilo, hetero(C3-12)cicloalquilo, 

aril(C1-10)alquilo, heteroaril(C1-5)alquilo, (C912)bicicloarilo, 

hetero(C412)bicicloarilo, hetero(C4.12)bicicloaril(C1-5)alquiIo, carbonil 

(C13)alquilo, tiocarbonil (C13)alquilo, sulfonil (C13)alquilo, sulfinil 

(C13)alquilo, imino (C13)alquilo, amino, arilo, heteroarilo, hidroxi, 

alcoxi, ariloxi, heteroariloxi, grupo carbonilo, grupo imino, grupo 

sulfonilo y grupo sulfinilo, cada uno sustituido o no sustituido; y 

(iii) poner en contacto el compuesto de fOrmula E con un 

compuesto de fOrmula R3-H bajo condiciones suficientes para producir la 

pirimidin-diona. 

57. El proceso de acuerdo con la reivindicación 56, en donde el producto de 

la pirimidin-diona se convierte adicionalmente en una sal de adiciOn Æcida. 
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58. El proceso de acuerdo con la reivindicación 57, en donde la sal de adiciOn 

Æcida se selecciona del grupo que consiste en acetato, citrato, clorhidrato, L-

lactato, succinato, sulfato, p-toluensulfonato, bencensulfonato, benzoato, 

metansulfonato, naftilen-2-sulfonato, propionato, p-toluensulfonato, bromhidrato, 

iodhidrato, R-mandelato y L-tartrato. 

59. El proceso de acuerdo con la reivindicación 56, en donde Hal se 

selecciona del grupo que consiste en Br, Cl y F en el compuesto de formula A. 

60. El proceso de acuerdo con la reivindicaciOn 56, en donde el grupo saliente 

LG se selecciona del grupo que consiste en Br, Cl e I. 

61. El proceso de acuerdo con la reivindicaciOn 56, en donde el paso (ii) 

comprende ademÆs la adiciOn de una base. 

62. El proceso de acuerdo con la reivindicación 61, en donde la base es 

carbonato de potasio. 

63. El proceso de acuerdo con la reivindicaciOn 56, en donde el producto E se 

purifica adicionalmente antes de someterlo al paso (iii). 

64. El proceso de acuerdo con la reivindicaciOn 63, en donde la purificación 

del producto E se realiza empleando lavados con solvente y/o por cromatografla. 

65. El proceso de acuerdo con la reivindicaciOn 56, en donde R3-H es una 

amina secundaria 0 Ufl clorhidrato de amina. 

66. El proceso de acuerdo con la reivindicaciOn 56, en donde R3-H se 

selecciona del grupo que consiste en 
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H-N H-NO H-Nfl H-N 

(R8)p 

(R8)p (R8)p 

en donde p es 0-12 y cada R8 se selecciona independientemente del 

grupo que consiste en halo, perhalo(Ci-io)alquilo, CF3, ciano, nitro, hidroxi, 

alquilo, arilo, heteroarilo, aminosulfonilo, aiquilsulfonilo, arilsulfonilo, 

heteroarilsulfonilo, ariloxi, heteroariloxi, arilalquilo, heteroarilalquilo, cicloalquilo, 

heterocicloalquilo, amino, tiol, alcoxi, grupo carbonilo, grupo imino, grupo 

sulfonilo y grupo sulfinilo, cada uno sustituido o no sustituido, o la sal de mono o 

di-clorhidrato. 

67. El proceso de acuerdo con la reivindicación 56, en donde el paso (iii) 

comprende adicionalmente un paso de purificación que comprende lavar el 

producto con solventes organicos, o con una mezcla de solventes, y/o realizar 

una cromatografla en columna. 

68. El proceso de acuerdo con la reivindicaciôn 56, en donde L se selecciona 

del grupo que consiste en -CH2-, -CH2CH2-, -CH2CH2CH2-, -C(0)-, -CH2C(0)-, 

-C(0)CH2-, -CH2-C(0)CH2-, -C(0)CH2CH2-, -CH2CH2C(0)-, -0-, -OCH-, -CH20-, 

-CH20CH2-, -OCH2CH2-, -CH2CH20-, -N(CH3)-, -NHCH2-, -CH2NH-, 

-CH2NHCH2-, -NHCH2CH2-, -CH2CH2NH-, -NH-C(0)-, -NCH3-C(0)-, -C(0)NH-, 

-C(0)NCH3-, -NHC(0)CH2-, -C(0)NHCH2-, -C(0)CH2NH-, -CH2NHC(0)-, 

-CH2C(0)NH-, -NHCH2C(0)-, -S-, -SCH-, -CH2S-, -SCH2CH2-, -CH2SCH2-, 

-CH2CH2S-, -C(0)S-, -C(0)SCH2-, -CH2C(0)S-, -C(0)CH2S-, y -CH2SC(0)-, cada 

uno sustituido o no sustituido. 

69. El proceso de acuerdo con la reivindicaciôn 68, en donde L se selecciona 

del grupo que consiste en -CH2-, -C(0)-, -CH2C(0)-, -C(0)CH2-, -CH2-C(0)CH2-, 

-C(0)CH2CH2-, y -CH2CH2C(0)-, cada uno sustituido o no sustituido. 
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70. El proceso de acuerdo con la reivindicación 56, en donde -L-X tornados 

juntos se seleccionan del grupo que consiste en -(CH2)-(2-ciano)fenilo; -(CH2)-(3-

ciano)fenilo; -(CH2)-(2-hidroxi)fenilo; -(CH2)-(3-hidroxi)fenilo; -(CH2)-(2-

alquenil)fenhlo; -(CH2)-(3-alquenil)fenilo; -(CH2)-(2-alquinil)fenilo; -(CH2)-(3-

alquinil)fenilo; -(CH2)-(2-metoxi)fenilo; -.(CH2)-(3-metoxi)fenilo; -(CH  

(2-nitro)fenilo; -(CH2)-(3-nitro)fenilo; -(CH2)-(2-carboxi)fenilo; -(CH2)-(3-

carboxi)fenilo; -(CH2)-(2-carboxamido)fenilo; -(CH2)-(3-carboxamido)fenilo; 

-(CH2)-(2-sulfonamido)fenilo; -(CH2)-(3-sulfonamido)fenilo; 

tetrazolil)fenilo; -(CH2)-(3-tetrazolil)fenilo; -(CH2)-(2-aminometil)fenilo; -(CH2)-(3-

aminometil)fenilo; -(CH2)-(2-hidroximetil)fenilo; -(CH2)-(3-hidroximetil)fenilo; 

-(CH2)-(2-fenil)fenilo; -(CH2)-(3-fenil)fenhlo; -(CH2)-(2-halo)fenilo; -(CH2)-(3-

halo)fenilo; -(CH2)-(2-CONH2)fenilo; -(CH2)-(3-CONH2)fenilo; -(CH2)-

(2-CONH(C1-7)alquil)fenilo; -(CH2)-(3-CONH(C1-7)alquil)fenilo; -(CH2)-(2-0O2(Ci-

7)alquiI)fenilo; -(CH2)-(3-0O2(C1-7)alquil)fenilo; -(CH2)-(2-NH2)fenilo; -(CH2)-(3-

N H2)fenilo; -(CH2)-(2-(C3-7)alquil)fenilo; -(CH2)-(3-(C3-7)alquil)fenilo; -(CH2)-

(2-(C3-7)cicloalquil)fenilo; -(CH2)-(3-(C3-7)cicloalquil)fenilo; -(CH2)-(2-aril)fenilo; - 

(CH2)-(3-aril)fenilo; -(CH2)-(2-heteroaril)fenilo; -(CH2)-(3-heteroaril)fenilo; -(CH2)-

2-bromo-5-fluoro fenilo; -(CH2)-2-cloro-5-fluoro fenilo; -(CH2)-2-ciano-5-fluoro 

fenilo; -(CH2)-2,5-dicloro fenilo; -(CH2)-2,5-difluoro fenilo; -(CH2)-2,5-dibromo 

fenilo; -(CH2)-2-bromo-3,5-difluoro fenilo; -(CH2)-2-cloro-3,5-difluoro fenilo; - 

(CH2)-2,3,5-trifluoro fenilo; -(CH2)-2,3,5,6-tetrafluorofenilo; -(CH2)-2-bromo-3,5,6-

trifluoro fenilo; -(CH2)-2-cloro-3,5,6-trifluoro fenilo; -(CH2)-2-ciano-3,5-difluoro 

fenilo; -(CH2)-2-ciano-3,5,6-trifluoro fenilo; -(CH2)-(2-heterocicloalquil)fenilo; y - 

(CH2)-(3-heterocicloalquil)fenilo, cada uno sustituido o no sustituido. 

71. El proceso de acuerdo con la reivindicación 56, en donde M es CH. 

72. El proceso de acuerdo con la reivindicaciôn 56, en donde M es CH, y en 

donde R3 se selecciona del grupo que consiste en 3-amino-piperidinil-1-ilo, 3-

aminometil-pirrolidin-1 -ilo, 2-aminoazetidin-1 -ilo, 3-amino-3-metilpiperidin-1 -ilo, 3-

aminohexahidroazepin-1 -ilo, 3-amino-ciclohex-1 -ilo, piperazin-1-ilo, 

22 

gv) 



homopiperazin-1-ilo, 3-amino-pirrolidin-1-ilo, R-3-aminopiperid in-i -110, R-3 

SID. 
-

amino-3-metilpiperidin-1-ilo, y 3-amino-pirrolidin-1-ilo, cada uno sustituido o no 

sustituido. 

73. El proceso de acuerdo con la reivindicaciôn 56, en donde M es CH, y en 

donde R2 es (Ci..1o)alquilo sustituido o no sustituido. 

74. El proceso de acuerdo con la reivindicaciOn 56 para producir una 

pirimidin-diona de la formula 

0 

) 
N 
Me 

N 
H2Nt 

N O
 

H 
NC 

que comprende: 

(I) mezclar 6-cloro-1H-pirimidina-2,4-diona con un haluro de arilo 

de la fOrmula 
CN 

Hal 

donde Hal es Br, Cl, o I, bajo condiciones suficientes para 

producir un compuesto de la fOrmula 

0 

NH 

CI N 

H. 
CN 

(ii) alquilar el producto anterior con un haluro de metilo bajo 

condiciones suficientes para formar un compuesto de fOrmula 
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0 

CI N 0 

C CN ;  y 

(iii) condensar el producto anterior con un compuesto de la fOrmula 

NH 

- .2HCI 

NH 

75. El proceso para producir una pirimidin-diona de acuerdo con la 

reivindicaciôn 74, que comprende, ademÆs, la formación de la sal de adiciOn 

Æcida. 

76. El proceso de acuerdo con la reivindicaciOn 75, en donde la sal de adiciOn 

Æcida es la sal de benzoato. 

77. El proceso de acuerdo con la reivindicaciOn 56 en donde la pirimidin-diona 

se selecciona del grupo que consiste en: 

2-{6-[3-Amino-piperidin-1-il]-3-metil-2,4-dioxo-3,4-di hid ro-2H-pi rim idin-1-

ilmetil}-benzonitrilo; 

2-{6-[3-Amino-piperidin-1-il]-3-etil-2,4-dioxo-3,4-dihidro-2H-pirimidin-1-

ilmetil}-benzonitrilo; 

2-{6-[3-Amino-piperidin-1 -il]-2,4-dioxo-3,4-dihidro-2H-pirimidin-1 -ilmetil}- 

benzonitrilo; 2-{6-[3-Amino-piperidin-1 -iI]-5-cloro-3-metil-2 ,4-dioxo-3,4-dihidro-2H-

pirimidin-1 -ilmetil}-benzonitrilo; 

6-[3-Amino-piperidin-1 -iI]-1 -(2-bromo-benzil)-1 H-pirimidina-2,4-diona; 

6-[3-Amino-piperidin-1-il]-1-(2-iodo-benzil)-1 H-pirimidina-2,4-diona; 

6-[3-Amino-piperidin-1-iI]-1-(2-bromo-5-fluoro-benzil)-3-metil-1 H-

pirimidina-2,4-diona; 

IM 


