A—

EERNT CHDERTHA O INDUS 1 RIAY COMERSID

'llllllhllllﬂlﬂIIIIIIIl“IMHHIMﬂIl

Qg3 - -00003-0000

T 220 NUETREASION:
I I nc g e Y f"q e .:'-EI 1\? 5014 0 EQD‘F& r_ABt“JHLIC'NALI
adusiria v cmercio  AS 102612 s t4 ERTLNT Frlos 42

B ) apA il
SRR TETDE R i a3 QN TRMAS

FORMULARIO UNICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES

1 SOLICITUD DE:
|_] Comeccién de Eror Material, X Modificacian a una Solicitud.

2 Nombre: BRISTOL ~ MYERS SQUIBB COMPANY

IDENTIFICACION
SOLICITANTE ireccidn: P.O. Box 4000, Route 208 and Province

Line Road, Princeton, NJ 085434000, Estados

Unidos da América ce. L1 wm [
(] o []

Nacionalidad o Domicilio: £stados Unidos

Lugar de Constitucion: Estados Unides Cual

Tekfono: Fax: NOmerg

E-miail:

3 IDENTIFICACIGN

Nombre: JUAN PABLO CADENA SARMIENTO

REPRESENTANTE | Direccidn: Cra. 7 Wo. 71-21, Torre B, Piso 4

O APODERADD ¢e. T L]

Eﬂ;m: 744-2200 Fax: 742-2200 GE [] owe [
e Cuat

Nimero 80410.337 TR 67482

4 Nimero de expediente:
08 125963

5 Descripcion de la correcclén ¢ modificacidn solicitada
Estamos preseniando nuevo capitulo reivindicatorio, donde se han realizado alqunas
modificacicnes, 1as cuales precisan el objetivo de la solicitud v no afectan en ningun

sentido el alcance de la invencion,

6 Comprobante de pago No. 07-89.273 v 08-520 Fecha 28-02-2008

7 Anexos:
& Comprobante de pago de la tasa por $103.000
O Poderes, sifuere el caso.
O Documento que acredita la existencia y representacion legal de las partes, cuando sean personas

juridicas.
B Nuevo capitulo Reivindicatorio.
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REIVINDICACIONES 0/
L'gll g \3
1. Un compuesto de formula (1): :;3 r Xon
i
A N 3
- l KR

B

0 sus estereoisomercs, tautdmeros, sales o solvatos farmacéuticamente
aceptables del mismo, caracterizado porgue:

A es carbociclo Caqg substituido con 0-1 R’ y 0-3 R® o con un
heterociclo de 5 hasta 12 miembros que comprende: atomos de carbano y 1-4
heteroatomos seleccionados de N, O, y S{O),, en donde el heterociclo esta
substituido con 0-1 R' y 0-3 R% con la condicion de gue cuando A es un
heterociclo que contiene uno o mas atomos de nitrégeno, A no estd unido a L
por medio de cualesquiera de los atormos de nitrégenc en el anillo A;

L es ~C{O)NH- 0 —~NHC{O}-;

R' es, independientemente cada que se presenta, -NH,, -NH({alguilo C4-
Ca), -N{alquilo C1-Cy)z, -C{=NH)}NH,, -C{ONR®R®, -S(0},NR®R® (CH2)NR'R® -
(CH2XNR'CO,R?  -CHuNH2, -CHoNH(alquile Cis), -CHoNfalguile Gisls, -
CH2CH:NH2, -CH>CHzNH(alguilo C4-Ca), -CH.CHzN{alguilo Ci.a)e. -CH{alguilo
Cr.a4)NHz, -Clalquilo Ci.g)oNHz, -C{=NR¥)NR'R? -NHC(=NR*INR'R? =NR?, -
NR®CR®(=NR®), F, Cl, Br, |, OCF3, GFs, -(CH),OR?, -{CH2):SR?, CN, 1-NHz-1-
ciclopropilo, ¢ alquilo Cy.s substituido con 0-1 R'™:

R™ es H, -C(=NR®INR'R®, -NHC{=NR*)NR'R®, -NRPCH{=NR"™), -
NR'R?, -C(Q)NR®R®, F, QCF3, CFs;, OR®, SR, CN, -NR°SO;NR®R?, -NR*S0O,RC,
-5{C)p-alquilo Ty, -S{O)-fenilo, o -(CF;),CFa;

R’ es, independientemente cada que se presenta, H, =0, F. Cl, Br, |,
OCF3;, CF3, CHF3, CN, NO», OR?, 8R?, -C{O)}R?, -C(C)OR?, -OC(OIR?, -NR'R?, -
C{O)NR'R?, -NR'C(O)R®, -S(0)2NRER®, -NR®*S{O},R®, -S(OIR®, -S(0}.R°, alguilo
Cy. substituido con 0-2 R%, alquenilo C..g substituido con D-2 R*, alguinito Cag
substituido con 0-2 R®, -(CHa)-carbocicle Cs.qp substituido con 0-3 R®, o -
{CHz)-heterociclo de 5 hasta 10 miembros gue comprende: atomos de carbono
¥ 1-4 heteroatomos seleccionados de N, O, y S(Q),, en donde el heterociclo

esta substituido con 0-2 R2:



R* es, independientemente cada que se presenta, H, F, Cl. Br, {, =0,
=NR®, CN, OCF; CFi, OR?® SR® -NR'R® -C(ONRPR®, -NR'C(O)R®, -
S(0),NR°R®, -NR®S0O,RE, -S(O)R®, 0 -S(0)R®;

R? es, independientemente cada que se presenta, H, F, CI, Br, |, =0,
=NR®, CN, NOz, OR® SR® -C{O)R? -C(QJOR?, -OG{O)R?* -NR'R?, -C{OINR'R®,
-NR'C{O)R®, -S(0):NR®R?, -S{0);R®, -NRSC,NR®R?, -NRESO,RE, -(CF,),CFs,
alquilo Cy.g, alquenilo Czg, alquinilo Cas, cicloalquilo Cas, haloalquile G, o
naloalcoxi Ciy-

alternativamente, cuando los grupos R' y R? son substituidos en atomos
de anillo adyacente, estos pueden tomarse junto con los atomos en el anillo al
cual se enlazan para formar un carbociclo o heterociclo de 5 a 7 miembros que
comprende. atomos de carbono y 0-4 heteroatomos seleccionados de N, O, y

S(0}p, en donde el carbocicio o heterociclo esta substituido con §-2 RZ®:

R® es -(CHp)~carbociclo Cs.ie substituido con 0-3 R*® y 0-1 R¥, o -

{CHy)~hetercciclo de 5- a 10- miembros gue comprende: atomos de carbono y
1-4 heteroatomos seleccionados de N, O, y $(0},, en donde &l heterociclo estd
substituido con 0-3 R® y 0-1 R**;

R* es, independientemente cada que se presenta, =Q, F, Cl, Br, |,
OCF3, CF3, NOz, CN, -(CH2),OR®, -{CH2)SR™, -(CH.,NR'R®, C(=NR®)NR°R?,
-NHC(=NR™)NR'R®,  -NR®CR%(=NR®), -(CH.INR®C{O)R®, =NR® -
(CH2)NREC{OIR™®, +{CH2)NR*C{O}L.R*®, ~{CHz}S(0)NR°R®, -
(CH2)NR®S(0},R*, -S(0),R*, -S(0),R*, -C(O)-alquile Cia, -{CH),CORY®,
{CH2)C{OINR®R®, -(CHZ)OC(OINRER®, -NHCOCF,, -NHSO,CF5. -SONHR™,
S8O;NHCOR™, -SO,NHCO;R*, -CONHSO.R¥*, -NHSO:R*, -CONHOR®,
hatoalquilo Cy4, haloalcoxi €4, alquilo Cys substituide por R* alquenilo Co.s

substituido por R*, alquinilo C.s substituido por R, cicloalguilo Ca.s substituido
por 0-1 R® (CHy)-carbociclo Cg.g substituido con 0-3 R¥, o -(CHy)-
heterociclo de 5- hasta 10 miembros que comprende: atomos de carbono y 1-4
heteroatomos seleccionados de N, O, y S(0),, en donde el heterociclo esta
substituido con 0-3 R*,

alternativamente, cuando dos grupos R* se localizan en Atomos
adyacentes, estos pueden tomarse junto con los atomos a los cuales estan
enlazados para formar un carbocicle Casp substituido con 0-2 R* o un
heterociclo de 5 hasta 10 miembros que comprende: atomos de carbono y 1-4
heteroatomos seleccionados de N, O, y S(0),, en donde el heterociclo esta
substituido con 0-2 R



R* es, independientemente cada que se presenta, H, alquilo Cie
substituido con 0-2 R¥™, alquenile C,s substituido con 0-2 R¥, alquinilo Cys
substituido con 0-2 R*, -{CH.)- carbociclo Cs.1p substituido con 0-3 R, o -

(CHgz)r- heterociclo de & hasta 10 miembros que comprende: atomos de carbono

¥ 1-4 hetercatomos seleccionados de N, O, y S{0),, en donde el heterociclo es -

substituido con 0-3 R

R* es, independientemente cada que se presenta, alquilo Crg
substituido con 0-2 R™, alquenilo C,5 substituido con 0-2 R*, alquinilo Cas
substituido ¢on 0-2 R™, -(CH,) carbociclo Cs.o substituido con 0-3 R¥ o .
{CHg)r- heterociclo de 5 hasta 10 miembres que comprende: dtomos de carbono
y 1-4 hetercatomos seleccionados de N, O, y S{(0),, en donde el heterociclo
esta substituido con 0-3 R¥:

R* es, independientemente cada que se presenta, H, =Q, -(CH,),OR?,
F. Cl, Br, CN, NQ», -{CH2) NR'R®, -C{0O}R?, -C({OIOR?, -OC(OIR?, -NR'C(OIR®, -
C(OINR’R?, -SONR’R®, -NRPSC.NR®R®, -NR®*SO,R®, -S(0),R®, -{(CF24CF;,
alguilo C4g substituido con 0-2 R® alguenilo Cos substituido con 0-2 RE,
alquinilo Cz. substituido con 0-2 R®, -{(CH.),- carbogiclo Ca.ig substituido con 0-3
RY, o -(CHz)~ heterociclo de 5 hasta 10 miembros que comprende atomos de
carbonc y 1-4 heterodtomos seleccionados de N, O, y S(O),. en donde el
heterociclo esta substituide con 0-3 RY:

R*es H, F, Ci, Br, I, OCFs, CF3, OR®, SR? CN, NO,, -C{O)R?, -C(O)OR?,
-OC(OIR?, -NR'R?, -C{OINRPR®, -NR'C(O)R®, -S(0),NR’R®, -NR%S(0),R®, -
S(O)R®, -8(0),RC 0 alquilo Ci5

R% es H:

R’ es, independientemente cada que se presenta, H, alquilo Cqs, -
(CHz}n- carbociclo Caap, -(CHz)s-({heteroarilc de 5-10 miembros), -C(O)R®, -
CHOQ, -C{O)R", -8(0),R®, -CONR®R®, -OCONHR®, -C{0}0-(alquile C1.4)OC(O)-
{afquile Cy4), o -C{O}O-(alquilo C,4)OC(C)-{arilo Cg1o}; en donde los alquilo,
carbociclo, heterearilo, y arilo estan substituidos opcionalmente con 0-2 R

R® es, independientemente cada que se presenta, H, alguilo Ci5 © -
(CHz)-fenile, o -(CHyz)n- heterociclo de 5-10 miembros gque comprende: atomos
de carbono y 1-4 heteroatomos seleccionados de N, O, y ${0); en donde los
alquilo, fenilo y heterociclo estan substituidos opcionalmente con 0-2 R

alternativamente, R’ y R®, cuando se enlazan al mismo nitrogeno, se

combinan para formar un anillo heterociclico de 5 hasta 10 miembros que




comprende atomos de carbono y 0-2 heteroétomos adicicnaies seleccionados
de N, O, y 5(0),, en donde ¢l heterociclo esta substituido con 0-2 R%;

R es, independientemente cada que se presenta, H, OH, alquilo Ci,
alcoxi G, {arilo Cgqg)-alcoxi Cia, -(CHak-fenilo, -{CHa)n-(heteroarilo de 5-10
miembros), -C{O}R®, -C(O)RC, -C(0)O-(alquilo C;4)0C(0)-(alquilo Cia), o -
C({O)O-(aiquilo C14)CC(O}-(arilo Cs.ip); en donde el fenilo, arilo, y heteroarilo
estdn opcionalmente substituidos con 0-2 R"

R? es, independientemente cada que se presenta, H, alquilo Cs, o -
(CHz)-fenilo; en donde el alquilo y fenilo estan substituidos opcionalmente con
0-2 R, _

R es, independientemente cada que se presenta, H, alquilo Ci5, 0 -
{CHz)-fenilo;

altemativaments, R? Y Rg, cuando se enlazan al mismo nitrdgeno, se
combinan para formar un anillc heterociclico de 5 hasta 10 miembros gque
comprende atomos de carbono y 0-2 hetercatomos adicionales seleccionados
de N, O, y S$(0),, en donde el heterociclo esta substituido con 0-2 R™:

R%esH,

R" es (CH:)C{OINR®R®, alquilo Cis substituido con 0-3 R'®, -
(CR"R'¥)~ carbociclo Cs.1p substituido con 0-3 R, o -(CR™R"),- heterociclo
de 5 hasta 10 miembros gue comprende atomos de carbono y 1-4
heteroatomos seleccionados de N, O, y $(0),, en donde el heterociclo esta
substituido con 0-3 R"™;

R gg, independienternente cada que se presenta, H, =0, alquilo G,
OR® CF3, SR? F, CN, NQ2, -NR'R®, -C{O)NRR®, -NR7C(O)R®, -S(0),NR®R?, -
NR®S(0),R®, -C(O)R?, -C(O)OR?, -S(0),R%, cicloalguile Cas, haloalguilo Cia,
haloalcoxi Ciu-, (CHz) carbociclo Caye substituide con 0-3 R, o -{CHy)-
heterociclo de 5 hasta 10 miembros gue comprende atomos de carbona y 1-4
heteroatomos seleccionados de N, C, y S{C),, y substituide con 0-3 RY,

R'"" es, independientemente cada que se presenta, H, =0, =NR?, OR?,
F, Cl, Br, CN, NO3, CF;, OCF1, OCHF,, -C{O)R?, -C{O)OR®, -SORE, -SO.RE, -
NR'R?, -C{O)NR'R®, -NR'C(O}R®, -NR®C(Q):R®, -S(0),NRR®, -NR°S(O},R,
alquilo Cq.g, alquenilo Cgp, alguinilo Cue, cicloalquile Css, haloalguile Cia,
haloalcoxi Ci4, (CHz)- carbogiclo Cs.p substituido con 0-3 RY, o -(CHa)-
heterociclo de 5-10 miembros que comprende: atomos de carbono y 1-4
heteroatomos seleccionados de N, O, y S(0),, en donde el heterociclo esta
substituido con -3 RY:

335
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R" y R" son, independientemente cada que se presentan, H, F, o alquilo Q’i%;)
Cia;

alternativamente, R* se combina con R'® para formar =0

R® es, independientemente cada que se presenta, H, CF3, alquilc Cq.s, -
(CHz}- cicloalquilo Cs.z, (CHz)- arilo Cg.10, 0 {CH-2); heterociclo de 5 hasta 10
miembros que comprende: atomos de carbono y 14  heteroatomos
seleccionados de N, O, y S(0);; en donde los grupos cicloalguile, arilo y
heterociclo son opciocnalmente substituidos con 0-2 R"

R® es, independientemente cada que se presenta, CFs, OH, alcoxi Gy,
alquilo Cy -{CHz)-carbociclo Cs4p substituido con 0-3 R, o -(CH,), heterocicle
de 5-10 miembros gue comprende. dtomos de carbono v 1-4 hetercatomos
seleccicnados de N, O, y 5(0),, en donde el heterociclo es substituido con 0-3
RY,

R® es, independientemente cada que se presenta, CFs alquilo Cig
substituido con 0-2 R'| cicloalquile Cas substituido con 0-2 R, arilo Ce1o,
heteroarile de 5 hasta 10 miembros, {arilo Cs 1g)-alquilo Cq.4, o (heteroarilo de 5
hasta 10 miembros)-alquile C1.4, en donde los grupos arilo y hetercarilo son
opcionalmente substituidos con 0-3 R"

R? es, independientemente cada que se presenta, H, =0, =NR?, OR?, F,
Cl, Br, I, CN, NO, -NR'R®, -C{O)R®, -C(O)OR® -OC(O)R® -NR°C(OR® -
C{OINR'R®, -SO,NR®R? -NR®*SO;NR®R®, -NR®SO-alquilo Cy.4, -NRESO,CF, -
NR®30.-fenilo, -5{0)CF3, -S{0})p- alquile Cy4, -S{O)p-fenilo, -{CF2)CFs, alquilo
C1.6, substituido con 0-2 R®, alguenilo Cp.5 substituido con 0-2 RF, o alquinilo Cae
substituido con 0-2 R®;

R® es, independientemente cada que se presenta, =0, QR®, F, Cl, Br, |,
CN, NO2, -NR°R®, -C(O)R?, -C(Q)OR?, -OC(0)R?, -NR*C(O)R?, -C{OINR'R®, -
SO:NR®R® NR®SO,NR®R®, -NR®S0,-alquilo Cq.e, -NRESOQ,CF3, -NR*SQ-fenilo,
-5(0)2CF 3, -5{O)p-alquilo Cy4, -S(O)p-fenilo, o -(CF;)CF;;

R es, independientemente cada que se presenta, H, =0, (CH:»-ORY, F,
Cl, Br, I, CN, NO,, -NR¥R* -C(O)R?, -C(O)OR?, -NR**C(OIR?, -C(O}NR¥R®, -
SO;NR*™R*, _NR¥SO;NR*R¥™ -NR%SO-alquilo Cis. -NR*™SO.CFs -
NR*$0,-fenilo, -5{0):CF3, -8{0O)p-alquile Cy4, -S{O),-fenilo, {CF:),CF3, alquilo
C4.4. alqueniloc Ca., alquiniio Cz.5, 0 {CH3z)p-fenile;

R? es, independientemente cada que se presenta, H, alquilo Cig, © -
(CHz}n-fenilo;

n, cada que ze presenta. se seleccionade 0 1 2 3 v 4d-



p, cada que se presenta, se seleccionade 0,1,y 2;

r. cada que se presenta, se seleccionade 0, 1,2, 3, v 4, v

s, cada que se presenta, se seleccionade 1, 2, 3, v 4;

cen la condicion de que:

(@). cuando L es -C{C)NH-, R® no es 2,4-diclorofenilo, 4-nitrofenilo o
pentafluorofenilo;

(b). cuando L es -C{O}NH-, R no es -CH,~(3-indolilo), -(CHz)sNHCO,(t
Bu} o -{CHz)sNH-.

2. Un compuesto de conformidad con la reivindicacidn 1, caracterizado
porque;

R' es, independientemente cada que se presenta, F, Cl, Me, Et, -NH3, -
C{=NH)NHz, -C(O}NH;, -CHzNH,, -CHzCHzNHz, -CH;NHCO:Bn, -CHaNHC Ot
Bu), -CH(Me}NHz, -C{Me}:NH;, -NHEt, -NHCO,(+Bu), -NHCO2Bn, -SOzNHa,
OR? o -CH,R'®;

R® es -(CHy)~fenilo substituido con 0-2 R® y 0-1 R* naftilo substituido
con 0-2 R¥ y 0-1 R*™, indanilc substituido con 0-2 R* y 0-1 R®, o -{CHy)-
heterociclo de 5 hasta 10 miembros gue comprende: atomos de carbono y 1-4
hetercatomos seleccionados de N, O, y S{O),, en donde el heterocicio es
substituido con 0-2 R* y 0-1 R,

R* es H, F, Cl, Br, CF3;, OMe, NHs, COsH, COMe, COEL, -CONRR?,
alquile Gy, ¥

R" es alquilo Cis -CHCONR®R®, -CH.CH.CONRPR®, -(CHy)-
cictoalquilo Cs.; substituide con 0-2 R"®, -(CHa)-fenilo substituide con 0-2 R™®, -
(CHz)-naftilo substituido con 0-2 R"™®, o -(CH;)-heterocicle de 5-10 miembros
que comprende atomos de carbono y 1-4 heteroatornos seleccionados de N, O,

y 3(0),. en donde el heterociclo es substituide con 0-2 R'®,

3. Un compuesto de conformidad con la reivindicacion 1, caracterizado

porque el compuesto es de la Férmula (11):




0 sus esterecisdmeros, tautomeros, sales o solvatos farmacéuticamente
aceptables del mismo, en donde:

A esta subsfituido con 0-1 R" y 0-2 R? y se selecciona de: cicloalguilo Ca.
7, fenilo naftio, 1,23 4-tetrahidronaftilo, piridile, indazolile, benzimidazolile,
benzisoxazolilo, isoquinclinilo, 5,67 8-tetrahidroiscguinolinilo, 1.2.3.4-
tetrahidroisoquinolinile, quinazolinilo, 1H-guinazolin-d-onile, 2H-isoquinolin-1-
onilo, 3H-quinazolin-4-cnilo, 3,4-dihidro-2H-isoquinglin- 1-cnilo, 2,3-
dihidroisoindolinonilo, y ftalazinilo;

L es -C{O)NH- o -NHC({O}-;

R' es, independientemente cada que se presenta, F, Cl, Me, Et, -NH;, -
C{=NH)NH3, -C{O)NH., -CHsNH;, -CHsNHCQO:Bn, -CH;NHCO:(t-Bu), -
CH{Me}NHz, -CMe;NH2, -NHEt, -NHCO3{{-Bu), -NHCO;Bn, -50:NH;, OR?, o -
CHLR'™:

R® es fenilo substituide con 0-2 R*, naftilo substituido con 0-2 R,
indanilo substituido con 0-2 R*, o un heterociclo de 5 hasta 10 miembros que
comprende: atomos de carbono y 1-2 heterodtomos seleccionados de N, O, ¥
S(0),, en donde el heterociclo esta substituido con 0-2 R*;

R*es H, F, Cl, Br, OMe, NH,, CF,, CO:H, COz:Me, CO:Et, o alquilo Cys;

R" es alquilo Ci5 -CH,CONR®R®, -CH,CH.CONR®R®, -(CHg)-
cicioalquilo Ca.7 substituido con 0-2 R''® -(CH,)-fenilo substituido con 0-2 R11®, -
(CHa)-naftilo substituido con 0-2 R"™, o -(CHy), hetercarilo de 5 hasta 10
miembros substituides con 0-2 R'™ y seleccionados de tiazolilo, oxazolilo,
triazolilo, tetrazolilo, imidazolito, piridilo, pirimidinilo, pirazinilo, piridazinile,
indolilo, iscindolile, indolinilo, iscindolinilo, benzimidazolilo, benzotiazolilo,
quinaiinilo, isoquinolinilo, tetrahidroguinolinile, y tetrahidroisoguinolinilo; v

R'!® es, independientemente cada que se presenta, H, F, Cl, Br, CF3,
OMe, OEt, O{-Pr), OCF;, OCHF;, CN, OPh, OBn, NO,, -NHz, -C(O)R?, -
C{O)OR®, -C{O}NR’R®, -NR'C(O)R®, -NR®C(0).RE, -8{0},NR°R® -NR®S{0O),R®,
-80;R° alquilo Ci-4, Ph, 0 Bn.

4. Un compuesto de conformidad con la reivindicacion 1, caracterizado

porque el compuesto es de la Férmula (11):




0 sus esterecisomeros, tautdmeros, sales o solvatos farmacéuticamente
aceptables de! mismo, en donde:

A es 4-CH:NH,-ciclohexilo, 4-CO;Me-ciclohexilo, 4-CONHM,-ciclohexilo, 4-
NHCO.(#-Bu)-ciclohexilo, 4-NHCO:Bn-ciclohexilo, fenilp, 4-Me-fenilo, 3-OMe-
fenilo, 4-CHzNHa-fenilo, 3-CONHy-fenilo, 4-CONH.-fenilo, 3-amidino-fenilo, 4-
amidino-fenilo, 2-F-4-Me-fenilo, 2-Bn-4-CH,NH,-fenilo, 4-SO:NH.-fenilo, 2-F-5-
OMe-fenilo, 2-F4-Cl-fenilo, 2-F-4-CH,NHx-fenilo, 2-F-4-CONH,-fenilo, 2-Cl-4-
CONHzfenilo, 2-Et-4-CHaNH,-fenilo, 2-NHEt-4-CH:NHs-ferile, 2-OMe-4-
CONHz-enilo, 3-OMe-4-CONHz-fenilo, 1,2,3 4-tetrahidronaft-2-ilo, 3-Cl-tien-2-
ifo, indol-5-ilo, indol-B-ilo, indazal-6-iip, 3-NH,-indazol-6-ilo, 3-NHz-indazol-5-ilo,
1-Me-3-NHz-indazol-6-ilo, 3-NHz:-benzisoxazol-5-ilo, 1,2,3.4-
tefrahidroisoquinolin-6-ilo, 1,2 3 4-tetrahidroisoquinolin-3-ilo, 2-COPh-1,2,3 4-
tetrahidroisoquinolin-3-ile, 2-C0O.Bn-1,2,3,4-tetrahidroisoquinolin-3-ilo, 1,2,3.4-
tetrahidroisoquinolin-1-on-6-ilo, 2H-isoquinolin-1-on-6-ilo, isoquinolin-8-ilo, 1-
NH2-isoquinclin-8-ilg, 1-NH2-3-Me-isoquinolin-G-ilo, 1-NH»-56,7 8-
tefrahidreisoquinolin-G-ilo, 4-NHz-guinazolin-7-ilo, 3H-gquinazolin-4-on-7-ilo,

R® es femh:n fenetilo, -(CH= CH}-fenllo 3-bifenilo, 4-bifenilo, 3,4-
metilendioxifenilo, 1-naftilo, 2-naftilo, 3-NH,-fenilo, 3-NMez-fenilo, 4-OPh-fenilo,
4-OBn-fenilo, 4-{i-butoximetil)-fenilo, 4-SO:Me-fenilo, 3-CN-fenilo, 4-CN-fenilo,
3-Ffenilo, 4-F-fenilo, 3-Cl-fenile, 4-Cl-fenilo, 3-Br-fenilo, 4-Br-fenilo, 3-OH-fenilo,
4-0OH-fenilo, 2-OMe-fenilo, 3-OMe-fenilo, 4-OMe-feniio, 3-CFa-fenilo, 4-CFa-
fenilo, 3-CO;H-fenilo, 4-COzH-fenile, 3-CO.Me-fenilo, 4-CO.Me-fenilo, 3-
CH;COzH-fenile, 4-CHCO;H-fenilo, 4-CHCOMe-fenilo, 3-CH-CO,Ft-fenilo, 4-
CHzCO:Et-fenilo, 3-CONHx-fenilo, 4-COMNH.-fenilo, 3-CH;CONHs-fenilo, 4-
CHCONHz-fenilo, 4-CONHMe-fenilo, 4-CONMe.-fenilo, 4-amidino-fenilo, 3-
NHCOMe-fenilo, 4-NHCOMe-fenilo, 4-NHCO;Me-fenilo 4-SO,NH,-fenilo, 3-
NHSOMe-fenilo, 4-NHSO:Me-fenilo, 2,4-diF-fenilo, 3-F-4-CN-fenilo, 3-CN-5-F-
fenilo, 3-F-4-CONHaz-fenilo, 3-CO;H-4-CN-fenilo, 3-NMe;-4-CN-fenile, 3-Ph-4-
CONHzfenilo, 4-(2-ox0-1-piperidino)-fenilo, tiazol-2-ilo, 4-CO;Me-tiazol-2-ifo, 4-
CONHz-tiazol-2-ilo, 1-Bn-piazol-4-ilo, 5-Ph-oxazol-2-ilo, 5-CONH;-tien-2-ilo, 5-
CO;H-tien-2-ilo, pirid-2-ile, pirid-3-ilo. pirid-4-ilo. 8-NH--Pirid-3-ilo. benzimidazal-



2-ilo, 1-Me-benzimidazol-2-ilo, benzoxazol-2-ilo, benzotiazol-2-ilo, 3-NHa-
benzisexazol-6-ilo, 3-NHz-benzisoxazol-5-ilo, indazol-5-ilo, indazol-5-ilo, 3-NHa-
indazol-5-ilo, 3-OH-indazol-5-iio, 3-NHs-indazol-6-ilo, 3-NH:-4-F-indazol-6-ilo, 3-
NH:-5-F-indazol-6-ilo, 3-NH.-7-F-indazol-6-ilo, 4-imina-3 4-dihdiro-2H-ftalazin-1-
on-7-llo, 3-(B-tetrazolil)-fenilo, 2,3-dihidro-iscindol-1-on-6-ilo,  quinolin-5-ila,
quinotin-6-ilo, quinolin-8-ile, isoquinolin-5-ilo, 2H-isoguinolin-1-on-6-ilo, 2,4-
diaminoguinazolin-7-iio, 0 4-NH:-quinazolin-7-ilo;
R* es H, Me, Br, Cl, CFs, CO.H, CO,Me, 0 CO.Et; y
R'" es Me, neopentilo, ciclohexilmetilo, -CH2CH,CONHBR,

-CHzCH2CONH(CHzCHzPh), -CHCHCON(Me)Bn, bencilo, fenetio, 2-Me-
bencilo, 3-Me-bencilo, 4-Me-bencile, 2-F-bencilo, 3-F-bencile, 4-F-hencilo, 2-Cl-
pencilo, 3-Cl-bencilo, 4-Cl-bencilo, 2-Br-bencito, 3-Br-bencilo, 4-Br-bencilo, 3-
CFz-bencilo, 4-CFs-hencilo, 2-NH>-bencilo, 3-NHa-bencilo, 2-NOs-bencilo, 3-
NCz-hencilo, 4-NOs-bencilo, 3-OMe-bencilo, 4-OMe-bencilo, 3-OCFsH-bencilo,
2-0CFa-bencilo, 3-0CFs-bencilo, 2-OPh-bencilo, 3-OPh-bencilo, 2-OBn-bencilo,
3-0Bn-bencilo, 4-0OBn-bencilo, 4-COPh-bencilo, 3-CO;H-bencilo, 3-CO:Me-
bencilo, 3-NHAc-benciio, 2-NHCOPh-bencile, 2-NHCOBn-bencilo, 3-NHCOBnR-
bencilo, 3-N{Me}COPh-hencilo, 3-(-NHCOCH>CH:Ph)-bencilo, 2-NHSC;Ph-
bencilo, 3-NHSG:Ph-bencilo, 3-[SO:N{Me)Ph)-bencilo, 3-[N{Me}SO.Ph}-bencilo,
3-[CONH({/-Bu)]-bencilo, 3-[CONH¢-Bu)]-bencile, 3-[CONH(isopentil}]-benciio, 3-
[CONH{2-Me-Ph}]-bencilo, 3-[CONH{3-Me-Ph}]-bencilo, 3-[CONH({4-Me-Ph)}-
bencilo, 3-[CONH(4-F-Ph}]-bencilo, 3-[CONH{1-naftil}]-bencilo, 3-{CONHBn}-
bencilo,  3-[CONH(4-CI-Bn})-bencilo,  3-[CONH{4-OMe-Bn)]-bencilo,  3-
[CONHCH;CH:Ph]-bencile, 3-[CONHCH;CH;(4-OMe-Fh}]-bencilo, 3-
[CONHCH:CH.{2-CI-Ph)]-benciio, 3-JCONHCH2CH.({3-Ci-Ph}])-bencilo, 3-
[CONHCH:CH2(4-Cl-Ph)}-bencilo, 3 [CONH{CH:)sPh]-bencilo, 3-[CONMe;]-
bencilo, 3-[CON(Me)(Ef)]-bencilo, 3-[CON{Me)(i-Pr)]-hencile, 3-{CON(Me)(i-Bu)]l-
bencilo, 3-[CON{Me)Ph]-benciio, 3-[CON(Me}3-Me-Ph}]-bencilo, 3-
[CON(Me)(4-Me-Phj}]-bencile, 3-[CON(Me)Bn]-bencilo, 3-[CON(Me)(3-CI-Bn)]-
bencilo, 3-[CON{Me){4-C!-Bn)]-bencilo, 3-[CON{Mea)CH-CH;FPh)]-bencilo, 3-
[CON(Et}Ph]-bencilo, 3-[CO{1-piperidino)]-bencile, 3-[CC{4-Ph-1-piperidino))-
bencilo, 3-{C0{1,2, 3 4-tetrahidroisoguinolino}]-bencile, 2-Ph-bencile, 3-Ph-
bencilo, 4-Ph-bencile, 3-fensatil-bencile, -CH-OBn, -CH2SBn, 1-naftimetilo, 2-
naftiimetilo, tiazol-4-iimetilo, pirid-2-iimetilo, pirid-3-fimetilo, pirid-4-ilmetilo, 1-Bn-

imidazol-4-ilmetile, benzotiazol-2-ilmetilo,



5. Un compuesto de conformidad con la reivindicacion 1, caracterizado porgue

el compuesto es de la Férmula {l1):

R3

0 sUs esterecisomeros, tautémeros, sales o sclvatos farmacéuticamente
aceptables del mismo, en donde:

R* es 3-NHy-indazol-5-ilo, 3-OH-indazol-5-ilo, 3-NH:-benzisoxazol-8-ilo,
3-NHz-benzisoxazol-5-ilo, indazol-5-ile, indazol-6-ilo, 3-NHz-indazol-6-ilo, 3-NH3z-
4-F-indazol-6-ilo, 3-NH»-5-F-indazol-6-illo, 3-NH,-7-F-indazol-6-ilo, isoquinolin-5-
ilo, quinelin-5-ito, quinolin-8-lo, 2H-isoquinolin-1-on-6-lo, 2,4-diaminoquinazolin-

7-ilo, 0 4-NHz-quinazolin-7-ilo,

6. Un compuesto de conformidad con |2 reivindicacion 5, caracterizado

porque:
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R' es, independientemente cada que se presenta, F, Cl, Me, Et, -NH, -
C{=NH}NHz, -C{O)NH;, -CH;NHz, -CH;CH;NH;, -CHzNHCQ:Bn, -CHNHCOx{t
Bu}, -CH{Me)NH:, -C{Me);NH;, -NHEt, -NHCO,{-Bu}, -NHCC;Bn, -SO;NH;,
OR® 0 -CHzR'™,

R*es H, F, Cl, Br, OMe, NH,, CF3, COH, COxMe, CO.EL, -CONRIR?, ©
alquilo Cg;

R" es alquilo Cpg -CH:CONRPRY -CHCH,CONRPR®, -(CHp),
cicloalquilo Ca.z substituido con 0-2 R'"™®, -{CHy)r-fenilo substituido con 0-2 R'™®,
-(CHz}r-naftilo substituido con 0-2 R™™, o -{CH,)- heterociclo de 5-10 miembros
gue comprende atomos de carbono vy 1-4 heteroatomos seleccionados de N, O,
y S{O}p en donde el heterociclo esta substituido con 0-2 R"® y

R'*® es, independientemente cada que se presenta, H, F, Cl, Br, CFs,
OMe, OFt, O(-Pr), OCFs, OCHF2, CN, OPh, OBn, NO; -NH;, -G(O)R? -
C{O)YOR?, -C(O}NR’R? -NR'C{O)R", -N*CO;R®, -S{0),NR*R?, -NR*S{C})R®, -
SO:R®, alquilo Ci-4, Ph, o Bn.

7. Un compuesto de conformidad con la reivindicacion 6, caracterizado
porgue:

A es substituido con 0-1 R' y 0-2 R® y sen seleccionados de: cicloalquilo
Ca.z, Tenilo, naftilo, 1,2,3,4-tetrahidronaftilo, piridilo, indazolilo, benzimidazolilo,
benzisoxazolilo, iscquinolinilo, 56,7 B-tetrahidroisocquinolinilo, 1.2,3.4-
tetrahidroisoquinolinile, quinazolinito, 1H-quinazolin-4-cnile, 2H-isoquinolin-1-
onilo, JH-quinazolin-4-onilo, 3,4-dihidro-2H-isoquinolin-1-cnile, 2,3-

dihidroisoindolinonilo, y ftalazinilo;

8. Un compuesto de conformidad con la reivindicacién 7, caracterizado
porque:

A es 4-CHzNHz-ciclohexilo, 4-CO;Me-ciclohexilo, 4-CONHz-ciclohexito,
4-NHCOx{{-Bu}-ciclohexilo, 4-NHCO;Bn-ciclohexilo, fenilo, 4-Me-fenilo, 3-OMe-
fenilo, 4-CHzNHz-fenilo, 3-CONH,-fenilo, 4-CONHa-fenilo, 3-amidino-fenilo, 4-
amidino-fenilo, 2-F-4-Me-fenile, 2-Bn-4-CH;NH;-fenilo, 4-S0O:NH.-fenilo, 2-F-5-
OMe-fenilo, 2-F-4-Cl-fenilo, 2-F-4-CH2NH>-fenilo, 2-F-4-CONHs-fenilo, 2-Cl-4-
CONHz-fenile, 2-Et-4-CH;NH:-fenilo, 2-MHEt-4-CH;NHzfenilo, 2-CMe-4-
CONHz-fenilo, 3-OMe-4-CONH;-fenilo, 1,2,3 4-tetrahidronaft-2-ilo, 3-Cltien-2-
ilo, indol-5-ilo, indol-5-ilo, indazol-5-ilo, indazol-8-ilo, 3-NHz-indazol-8-ilo, 3-NH»-
indazol-5-ilp,  1-Me-3-NH:-indazol-84lo,  3-NH.-benzisoxazol-G-ilo, 1,2,3.4-

X
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tetrahidroisoquinolin-6-ile,  1,2,3,4-tetrahidroisoquinolin-3-ilo, 2-COPh-1,2,34-
tetrahidroisoquinolin-3-ile, 2-CC;Bn-1,2,3 4-tetrahidroisoguinclin-3-ile, 1,2,3,4-
tetrahidroisoquinolin-1-on-8-ilo, 2H-isequinalin-1-on-8-ilo, isoguinolin-6-ilo, 1-
NHz-isoquinclin-6-ilo, 1-NHz-3-Me-isoguinolin-6-ilo, 1-NH2-5,8,7,8-

tetrahidroisoquinolin-8-ilo, 4-NHz-guinazolin-7-ilo, 3H-quinazolin-4-on-7-ilo,

OPR Ph
& %
HaM @ HN
o or O

R* es H, Me, Br, Cl, GF3, CO;H, CO:Me, 0 CO,EL, y

R es Me, neopentio, ciclohexilmetilo, -CH,CH.CONHBn, -
CH;CH.CONH(CHzCH.Ph), -CH:CH;CON(Me)Bn, bencilo, fenetilo, 2-Me-
bencilo, 3-Me-bencilo, 4-Me-hencilo, 2-F-bencile, 3-F-bencile, 4-F-bencile, 2-Cl-
bencilo, 3-Cl-bencilo, 4-Cl-bencilo, 2-Br-bencilo, 3-Br-bencilo, 4-Br-bencilo, 3-
CFa-bencilo, 4-CFa-bencilo, 2-NH»-bencilo, 3-NHs-bencilo, 2-NOs-benciio, 3-
NOz-bencile, 4-NOz-bencilo, 3-OMe-bencilo, 4-OMe-bencilo, 3-OCFsH-bencilo,
2-0CF3-bencilo, 3-0CFs-bencilo, 2-CPh-bencilo, 3-OPh-bencilo, 2-OBn-bencilo,
3-0Bn-bencilo, 4-OBn-bencilo, 4-COPh-bencile, 3-COH-bencilo, 3-CO:Me-
bencilo, 3-NHAc-bencile, 2-NHCOPh-bencilo, 2-NHCOBn-bencilo, 3-NHCOBnR-
bencilo, 3-N(Me)CCPh-bencilo, 3-(-NHCOCH,CH;Ph)-benciio, 2-NHSO,Ph-
bencilo,  3-NHSO:Ph-bencile,  3-[SO;N(Me)Ph}-bencilo,  3-[N{Me)SC:Ph]-
bencilo, 3-[CONH{i-Buj)-bencilo, 3-[CONH(f-Bu))-bencilo, 3-[CONH{isopentil]-
bencilo, 3-[CONH{2-Me-Ph)]-bencile, 3-[CONR(3-Me-Ph)]-bencilo, 3-[CONH(4-
Me-Phjl-bencilo, 3-[CONH{4-F-Ph)]-bencilo, 3-[CONH(1-naftil]-bencilo, 3-
{GONHBnN)-bencilo, 3-[CONH{4-CI-Bn)]-bencilo, 3-[CONH{4-OMe-Bn)]-bengilo,
3-[CONHCH;CH;Ph]-bencilg, 3-{CONHCH;CH;(4-OMe-Ph}]-bencilo, 3-
[CONHCH:CH»{2-CI-Ph})]-bencilo, 3-[CONHCH;CHx{3-CI-Phj]-bencilo, 3-
[CONHCH;CH2(4-CI-Phj}]-bencilo, 3 [CONH{CHz}sPh}-bencilo, 3-[CONMe;]-
bencile, 3-[CON(Me)(Et)]-bencilo, 3-[CON{Me}{-Pr}]-bencilo, 3-{CON{Me)}i-Bu}}-
bencilo, 3-ICON{Me)Ph]-bencilo, 3-[CON(Me){3-Me-Ph)]-bencilo, 3-
[CON{Me}(4-Me-Ph}]-bencile, 3-[CON{Me)Bn]-benciio, 3-J[CON(Me){3-Cl-Bn)]-
kencilo, 3-[CON{Me)(4-Ci-Bn)]-bencilo, 3-[CON{Me){CH.CH,Ph)]-bencilo, 3-
[CON{Et)Ph]-bencilo, 3-[CO{1-piperidino)]-bencilo, 3-[CO{4-FPh-1-piperidino)]-
bencilo, 3-[C0O(1,2,3 4-tetrahidroisoguinclino)]-bencile, 2-Ph-bencilo, 2-Ph-
bencilo, 4-Ph-hencilo, 3-fenetil-bencile, -CH:OBn, -CH,SBn, 1-naftimetilo, 2-
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naftilmetilo, tiazel-4-ilmetile, pirid-2-ilmetilo, pirid-3-iimetilo, pirid-4-ilmetilo, 1-Bn-

imidazol-4-imetilo, benzotiazol-2-ilmetilo,

Do
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9. Un compueste de conformidad con la reivindicacion 7, caracterizado
porgue:

A es 4-CH:NHj-ciclohexile, 4-NHCO.{{-Bu}-ciciohexilo, 4-NHCO;Bn-
ciclohexilo, o 1-NH»-5,6,7 8-tetrahidroisoquinolin-6-ilo;

R® es indazol-5-ilo, indazol-6-ilo, 3-NHz-indazol-5-ilo, 3-CH-indazol-5-ilo,
3-NHz-indazol-6-ilo, 3-NH.-4-F-indazol-6-ilo, 3-NH;z-5-F-indazol-B-ile, 3-NH;-7-F-
indazol-8-ilo, o 4-NHz-quinazolin-7-ilo;

R*es H. Me, F, Br, Cl, 0 CFq;

R'! es bencilo substituido con 0-2 R,

10. Un compueste de conformidad con la reivindicacién 8, caracterizado
porque:

A es 4-CH;NHz-ciclohexilo;

L. es ~C{OINH-; ¥

R? es 3-NHz-indazol-6-ilo 0 4-NH.-quinazolin-7-ilo.
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11. Un compuesto de confoermidad con la reivindicacién 1, caracterizado

porque el compuesto es de la Formula {11):

o sus esterecisémeros, tautdomeros, sales o solvatos farmacéuticamente
aceptables de! mismo, en donde:

A es substituido con 0-2 R' y 0-1 R? y seleccionados de: cicloalquilo Ca.z,
fenilo, naflile, 1,2,3.4-tetrahidronaftiio, piridilo, indazolilo, benzimidazolilo,
benzisoxazolilo, iIsoquinolinila, 5,8,7,B-tetrahidroisoquinolinilo, 1,234
tetrahidroisoguinclinilo, quinazofinilo, 1H-quinazolin-d-onilo, 2H-isoquinolin-1-
onilo, 3H-quinazolin-4-onilo, 3 4-dihidro-2H-iscquinclin-1-onilo, 2,3-
dihidroiscindolincnilo, y ftalazinilo;

R* es -(CHp)-heterociclo de 5 hasta 10 miembros que comprende:
atomos de carbono y 14 heteroatomos seleccionados de N, O, y S{Q),, en
donde el heterociclo es substituido con 0-3 R* y 0-1 R*,

R*es H, F, Cl, Br, OMe, NHa, CFs;, CO;H, CO;Me, COzEt, -CONR®RY 0
alquile Cig; ¥

R" es bencilo substituido con 0-2 R'"E.

12. Un compuesto de la férmula (V):

A z x!

Sy
R
s
N X2
)

0 sus esterepisomercs, tautdmeros, sales o sclvatos farmacéuticamente
aceptables del mismo, caracterizado porque:
A es carbocicle Cj.yg substituido con 0-1 R' y 0-3 R?, o un hetercciclo de

5 hasta 12 miembros que comprende: atomos de carbono y 1-4 heteroatomes
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seleccionados de N, O, y 5{0},, en deonde el heterociclo esta substituido con 0-1
R' y 0-3 R con la condicién de que cuando A es un heterociclo que contiene
uno o mas atomos de nitrégenc, A no esta unido a L por medic de cualquiera de
los atomos de nitrégenc en el anillo A;

X' X? y X son cada uno independientemente CR®, CR*, CR*R%, O,
S(0) N, NR®, NR® o C(Q); con la condicién de que ningln enlace S-5, $-0, o

Q-0 esta presente en el anillo;

Rﬂ
x! !
v N i
—yrd 2
con la condicién de que X" es diferentea N~ R

Z es -C{R")(R'¥)-, -C(R{R'-({CH,)-, -NR™*-, 0 -NF{1‘°'C;-IZ—;

L es —C{O)NH- 0 -NHC{C)-;

R’ es, independientemente cada que se presenta, -NHz, -NH{alguilo C.
a), -N{alquilo Ci.3)2, -C(=NH)NH2, -C{O)NRR®, -S(O),NR®R®, -(CH;)NR'R?, -
(CHZ)NR'C(Q)OR®, -CH:NHz, -CH NH{alguilo Ci3}, -CHaN{alquilo Ciz)z, -
CHaCHzNH3, -CHzCHoNH{alguilo Cq.3), -CH2CHzN(alquilo Cys)e, -CHalquile C1.
oJNHz, -Clalguilc Cr4)2NHa, -C(=NR*NR'RE, -NHC(=NR®**)NR'R®, =NR®, -
NRECR¥=NR®), F, Cl, Br, I, OCFs, GF3, {CH2)OR?, -(CH2)SR? CN, 1-NH;-1-
ciclopropilo, ¢ alquile C1.g substituido con 0-1 R'%;

R es H, -C(=NR*INR’RE, -NHC{=NR®)NR'R®, -NR®CH{=NR™), -
NR’R®, -C(OINR®R?, F, OCF,, CFs, OR?, SR?, CN, -NR*SO;NR®R®, -NR*SO;RC,
-S(O)p-alquilo Cq, -S{0)-fenilo, ¢ (CF2}CF3;

R? es, independientemente cada que se presenta, H, =0, F, Cl, Br, |,
OCF3, GF3, CHF;, CN, NOQ,, OR®, SR®, -C{O)R?, -C(0)OR?, -OC{QIR?, -NR'R?, -
C(OINR’R®, -NRC(O)R®, -S(OLNR®R®, -NRUS(O):R®, -S(O)R® -S(O:R°
alquile Cis substituido con 0-2 R® alquenilo C,s substituido con 0-2 R®,
alquinilc Cz.g substituido con 0-2 R?®, -(CHz)r-carbociclo Cs 1o substituido con 0-3
R®, o -(CHy)- heterociclo de 5 a 10 miembros que comprende: atomos de
carbono y 1-4 heterodtomos seleccionados de N, O, y 5(0),, en donde el
heterociclo es substituido con 0-3 R®;

R* gs, independientemente cada que se presenta, H, F, Cl, Br, |, =0,
=NR®, CN, OCF;, CFs; OR® 8R?® -NR'R® -C(O)NR®R®, -NR'C{O)R®, -
S{0),NR°R®, -NR®SO,RC, -S(OIRC, © -S(0),R";

R% es, independientemente cada que se presenta, H, F, Cl, Br, |, =0,
=NR?, CN, NO2, OR?, SR? -C(OIR?, -C{OIOR?®, -OC{O)R? -NR'R?, -C(C)NR'R®,
NRTCIOWRY -SIOLNRR® -8(01R° -NRESO-NRER? -NRSQ,RC HCF.5).CFa,
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alquile Cy.g, alquenilo Cos, alquinilo Czs, cicloalquilo Cse, haloalquile Ci4, © % L %‘
haloalcoxi Gy.4;

alternativamente, cuando los grupos R' y R? son substituidos en atomos
en el anillo adyacente, estos pueden tomarse juntos con los atomos en &l anillo
al cual se enlazan para formar un carbociclo ¢ heterociclo de 5 hasta 7
miembros que comprende: atomos de carbono y 04 heteroatomos
seleccionados de N, C, y S(C), en donde el carbociclo o heterociclo es
substituido con -2 R

R? es, independientemente cada que se presenta, -{CH;)- carbociclo Ca
10 substituido con 0-3 R* y 0-1 R*, o -(CH,), heterociclo de 5 a 10 miembros
que comprende: atomos de carbono y 1-4 hetercatomos seleccionados de N, O,
¥ S{0})p, en donde el heterociclo es substituido con 0-3 R*® y 0-1 R%;

R* eg independientemente cada gue se presenta, =0, F, Cl, Br, |, OCF3,
CF3, NO;, CN, -(CH2)OR™®, -(CH:)SR¥®, {CH,)NR'R®, C(=NR*NR®R® -
NHC(=NR®)NR'R?,  -NRE®CR¥=NR®™), -(CH.,NRI!C(O)R®, =NR® -
(CHzLNRC(O)R™, -(CH2),NREC(0),R™, -(CH2) S(0},NRER?, -
(CHENRPS(O),R®, -5(C),R¥, -S(0O},R™, -C({O}-aiquilo Cys, -(CH2ZCOR®,
(CH2) C{OINR®R®, -{CH,),OC(OINR?R®, -NHCOCF;, -NHSO,CF3, -SO.NHR®
SO;NHCOR™, -80;NHCO:R*™, -CONHSG,R*, -NHSC,R*, -CONRORY,
haloalquilo C14, haloalcoxi Cqa, alquile Cis substituide por R*, alguenilo Cpg

substituido por R, alquinilo Cz¢ substituido por R*, cicloalquilo Ca.s substituido
por 0-1 R¥, ((CH), carbociclo Cs.10 substituide con 0-3 R¥, o -{CH,), heterociclo
de § hasta 10 miembros gue comprende: dtomos de carbone y 1-4
heteroatomos seleccionados de N, O, y S(Q),, en donde el heterociclo es
substituido con 0-3 R

alternativamente, cuando dos grupos R* se localizan en atomos
adyacentes, se toman junto con los atomos a los cuales se enlazan para farmar
un carbociclo Cy19 substituide con 0-2 R* ¢ un heterociclo de 5 hasta 10
miembros que comprende: atomos de carbono y 1-4  hetercdtomos
seleccionados de N, C, y 5(0),, en donde el heterociclo es substituido con 0-2
REI::I;

R*™ es, independientemente cada que se presenta, H, alguilo Cig
substituido con 0-2 R, alqueniio Css substituide con 0-2 R*, alguinilo Cas
substituido con 0-2 R¥ -{CH.), -carbocicle Cs 1 substituido con 0-3 R™, o -

{CHz) -heterociclo de 5 hasta 10 miembros que comprende: atomos de carbono
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y 1-4 heteroatomos seleccionados de N, O, y 5{0},, en donde el heterociclo es
substituido con 0-3 R™;

R* es, independientemente cada que se presenta, alquilc Cig
substituido con 0-2 R¥*, alguenilo C.5 substifuide con 0-2 R*® alquinilo Cag
substituido con 0-2 R*, -(CH,), -carbocilo Cs1y substituide con 0-3 R* o -
(CHz)- heterociclo de 5 hasta 10 miembros que comprende: atomos de carbono
y 1-4 heteroatomos seleccionados de N, O, y S(0),, en donde el heterociclo es
substituido con 0-3 R

R™ es, independientemente cada que se presenta, H, =0, -(CH2);OR?, F,
Cl, Br, CN, NO,, -(CH:NR'R?, -C(OIR?, -C(O)OR?, -OC(QIR?, -NRTC(OIR?, -
C(OINR®R®, -SO,NR®R®, -NR®SO,NR®R®, -NR®SOQ;R® -S(0Q),RC, -(CF2)CFs,
alquilo Cys substituido con 0-2 R®, alquenilo C,; substituido con 0-2 RS,
alquinilo Cz.g substituido con 0-2 R®, -(CHy), -carbociclo Ca.qp substituide con 0-3
R% 0 -{CHz), -heterociclo de 5 hasta 10 miembros gue comprende Atomos de
carbono y 1-4 heterodtomos seleccionados de N, O, y ${Q),, en donde el
heterociclo es substituido con 0-3 R*:

R* es, independientemente cada gue se presenta, H, =O, F, Cl, Br, |,
QCF;, CFs;, OR? SR CN, NQ, -C{O}R®, -C{O)OR? -OC(OIR?, -NR'R? -
C(O)NR®R®, -NR'C(O)R?, -S(O),NR®R®, -NR®S(0O},R®, -S(OIRC, -S(O%R®, o
alquilo Cys:

R® es, independientemente cada que se presenta, H, F, OCFs, CF3, OR®,
SR% CN, NO;, -C(OJR® -C{C)OR? -OC{O)R? -NR'R®, -COINR'R®, -
NR'C(O)R", -S{0),NR®R®, -NR®S(0),R®, -S(O)R®, -S(O),R, alquilc Cis
substituido con 0-2 R*, alkquenilo Cug substituido con 0-2 R% alquinilo Cag
substituido con 0-2 R*® -{CH2); -carbociclo Cs.ip substituido con 0-3 R o -
{CH2). heterociclo de § hasta 10 miembros que comprende &tomos de carbono
y 1-4 heteroatomos seleccionados de N, O, y 8(0);, en donde el heterocicio es
substituido con 0-3 R

R™ es, independientemente cada que se presenta, H, =0, OR?, SR? F,
Cl, Br, I, CF3, OCF;, CN, NO,, -NR'RE, -NR'R?, -C{OINR'R?, -NR'C(O)R®, -
S(0):NRPR®, -NR’S(0}:RC, -S{O)R®, 0 -S(0);R%;

R es, independientemente cada que se presenta, H, =0, =NR®, F, Cl,
Br, |, OR® SR? CN, NO,, CF3, -SO:R%, -NR'R?, -C{O)R?, -C{Q)OR?, -OC(OIR?,
-NR'R®, -C(OINR®?R®, -NR'C(O)R®, -S(OLNR°R® .S(OLR®, alquilo Cis,

alquenile C..g, alquinilo Cy, cicloalquile Ca.s, halealquilo Cq4, 0 haloalcoxi Gy,
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R® es, independientemente cada que se presenta, H, alguilc Cis,
hatoalquilo Cia, -CHOR®, -CIO)R®, -C{O):R®, -S(0)R%, o -(CHz) fenilo
substituido con 0-3 RY,

R" es, independientemente cada que se presenta, H, alguilo Cis, -
{CHy),-carbociclo Csy 19, -(CHz)n-(heteroarilo de 5 hasta 10 miembros), -C(Q)R®, -
CHO, -C(O);R®, -S(0)2RC, -CONR®R®, -OCONHR®, -C{0}0-(alquilo C1.4)OC(0)-
{alquilo Cy4), o -C{O)O-(alquilo C14)0C(0O)-(arilo Ce.g); en donde el alquile,
cartociclo, heteroarile, y arilo son opcicnalmente substituidos con 0-2 R,

R® es, independientemente cada que se presenta, H, alquilo Cis, o -
(CHz)~fenito, o -{CH2),- heterocicle de 5 hasta 10 miembros que comprende:
atomos de carbone y 1-4 heteroatomos seleccionados de N, O, y S{0}, en
donde el alquile, fenilo y heterociclo son opcionalmente substituidos con 0-2 R,

alternativarmente, R’ y R®, cuando se enlazan al mismo nitrégenc, se
combinan para formar un anillo heterociclo de § hasta 10 miembros que
comprende atomos de carbono y 0-2 heteroatomos adicionales seleccionados
de N, Q, y 5{0),, en donde el heterociclo es substituido con 0-2 RY,

R¥ es, independientemente cada que se presenta, H, OH, alquilo C,
alcoxi C.4, (arilo Cg.qg}-alcoxi C1.q4, <{CH2)-fenilo, -«(CHz}-(heteroarilo de 5 hasta
10 miembros), -C(OJR, -C{0)2R®, -C{O)0-(alquile C1.4)OC(0}-(alquile C14), o -
C{O)0-{alquilo C4)OC(O)-{arilo Cs.10); en donde el fenile, arilo, vy heteroarilo es
opcicnalmente substituido con 0-2 Rf;

R* es, independientemente cada gue se presenta, H, algquilo Cyis, 0 -
{CHz)y-fenile; en donde el alquile y fenilo son opcicnalmente substituidos con 0-
2 R,

R% es, independientemente cada que se presenta, H, alquilc Cis, © -
{(CHz)y-fenilo;

alternativamente, R® ¥ R® cuando se enlazan al mismo nitrdgeno, se
combinan para formar un anillc heterociclico de 5 hasta 10 miembros que
comprende atomos de carbono y 0-2 heteroatomos adicicnales seleccionados

de N, O, y S(O),, en donde el heterocicio es substituido con 0-2 R;

R’ es H,
R" es -(CHn)C{OINR®R®, alquilo Cis substituido con 0-3 R, -
(CR™R'"8),-carbociclo Ca.10 substituido con 0-3 R''®, o -(CR'“R"%}-heterociclo de

9 hasta 10 miembros que comprende alomos de carbone y 1-4 hetercatomos
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seleccionados de N, O, y S(O),, en donde el heterociclo es substituido con 0-3
R”b;

R"? gs, independientemente cada que se presenta, H, =0, alquilo C1.4,
OR®, CF3 SR® F, CN, NO;, NR'R®, -C(OINR'R®, -NR’C(O)R®, -S(0},NR*R?, -
NR®S(O),R®, -C(O)R?, -C(O)OR?, -S(0),R", cicloalquilo Cy.s, halvalguilo Cia,
haloaicoxi Ci4-, -{CH3), -carbociclo Cs.p substituido con 0-3 RY o -{CH2) -
heterociclo de 5 hasta 10 miembros que comprende atomos de carbono y 1-4
heteroatomos seleccionados de N, O, y S{0);, ¥ substituido con 0-3 RY;

R"® es, independientemente cada que se presenta, H, =0, =NR®, OR?,
F, Cl, Br, TN, NOy, CFa, OCF3, OCHF;, -C{O)R?, -C{O)OR?, -80R® -50:R°", -
NR’R®, -C{O)NR'RE, -NR'C{O)R®, -NR®*C{O});R®, -8(0},.NR*R®, -NR®S{O),R®,
alquilc Cis, alguenilo Cas alguinilo Cos, cicloalquilo Cag, haloalguilo Gy,
haloalcoxi Cia, -(CHy) -carbociclo Csqe substituido con 0-3 RY, o -{CHz)-
heterociclo de 5 hasta 10 miembros que comprende: atomos de carbono y 1-4
heterodtomos seleccicnados de N, O, y S(0O}, en donde el heterociclo es
substituide con 0-3 R*:

R'? es, independientemente cada que se presenta, H, F, o alquilc Cy.;

R'® es, independienternente cada que se presenta, H, alquilo Cis, -
{CH3z)n-fenilo, -({CHa)~(heteroarilo de & hasta 10 miembres), -C{O)RC, -C(O)OR®,
-CONR®R®, -OCONR®RE, -8(0);R", -C{O}0-(alquilo Cp4}-CC(0)-(alquile Cy4), ©
-C{O)O-(alquilo C14)-OC{O)-(arilo Cg1e); en donde el alquilo, fenilo, heteroarilo,
arflo son opcionalmente substituidos con 8-2 R";

R™ y R"® son, independientemente cada que se presenta, H, F, o alquilo
Cia

alternativamente, R'* se combina con R'® para formar =0;

R® es, independientemente cada que se presenta, H, CF;, alquilo Gy, -
(CHz}- cicloalquilo Ca.z, -(CHs), arilo Cg.q0, 0 -{CH2)r heterocicio de 5 hasta 10
miembros que comprende: éatomos de carbono y 1-4 heteroatomos
seleccionados de N, C, y S(0), en donde los grupes cicloalquilo, arilo y
hetercarilo son opcionalmente substituides con 0-2 R,

R? es, independientemente cada que se presenta, CFa, CH, alcoxi Ci,
alguilo Cyg, -{CH2); -carbocicle Cs 1p substituido con 0-3 RY o -{CH3), heteraciclo
de 5 hasta 10 miembros que comprende: atomos de carbono y 14
hetercatomos seleccionades de N, O, y S(0);, en donde el heterociclo es

substituido con 0-3 R%:
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R® es, independientemente cada gue se presenta, CFs alquilo Cig
substituide con 0-2 R, cicloalquilo Cis substifuide con 0-2 R, arilo Ce.g,
heteroarilo de 5 hasta 10 miembros, (arilo Csip)-alguilo Cq4, © {heteroarilo de 5
hasta 10 miembros)-alquilo C14, en donde los grupos arilo y heteroarilo son
opcionalmente substituidos con 0-2 R

R? es, independientemente cada que se presenta, H, =0, =NR® OR® F
Cl, Br, I, CN, NO,, -NR’R®, -C{O}R? -C(O)OR?®, -OC(O)R®, -NRC(O)R®, -
C{O)NR'R?, -SONR®R®, -NR®*S0O.NR®R®, -NR®SO,-alquilo Cy4, -NRESO,CFs, -
NR®SO;-fenilo, -8(0)2CFs, -8{0)- alquilo G4, -S{O)-fenilo, (CF2),CFs, alquilo
C1.s substituido con 0-2 R®, alguenilo C..5 substituida con 0-2 R®, o alquinilo Ca.g
substituido con 0-2 R®;

R® es, independientemente cada que se presenta, =0, GR? F, Cl, Br, |,
CN, NOz, -NR’R®, -C{O)R?, -C(O)OR?, -OC(Q)R?, -NRPC(O)R?, -C(OINR'R?, -
SO:NRR®, NR?SONRPR®, -NR®*SO2-alquilo Cy, -NRESO,CFs, -NRES0,-fenilo,
-8{0}CF3, -5(0)p-aiquilo C, .4, -8(0}),-fenilo, o -(CF2),CFs;

R' es, independientemente cada que se presenta, H, =G, -(CH2),ORS, F
Cl, Br, I, CN, NOz, -NR%R® _C{O}R?, -C{OYOR?, -NR¥C(O)R?, -C{O)NR™R®, -
SO;NR¥R*™ _NR¥SO,NRR%, -NR®S0s-alquilc Cir -NR¥SO,CF,, -
NR¥™SQ,-fenilo, -S(O),CFs;, -5{0})- alguilo Cy, -S{0)p-fenilo, -(CF2}CF3, alquile
Cr.s, alquenilo Ca.s, alguinilo Cos, © -{CH:)n-fenilo:

R? es, independientemente cada que se presenta, H, alquilo Cis 0 —
(CHz)n-fenilo;

n, cada que se presenta, se seleccionade 0,1, 2, 3, y ¢;

p. cada que se presenta, se seleccionade 0, 1, y 2;

I cada que se presenta, se seleccionade 0,1, 2,3, v 4,y

s, cada que se presenta, se seleccionade 1,2, 3, y 4;

con la condicion de que:

\r - X YO v

(a). cuando el grupo Newyd es .

i y cuando L es -NHC({O}-, R™ no se combina con R para formar =0:
ii. y cuando L es -C{O}NH- y A es fenilo, R' no es -NHC{O)H;

o N

{b}). cuande el grupo “*‘x* as Nz
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i. y cuando L es -NHG(O)- y R® se combina con R* para formar un anille
fenilo fusionado con el tiazol, el anillo fenilo es subsituido con al menos un R
ii. y cuando L es -C{O)NH- y A es fenile, R no es -NHC{OWH: v
(c). A nc es oxazclinona, tiofeno, oxadiazol o furanc substituidos o no

substituidos.

13. Un compuesto de conformidad con |a reivindicacion 12, caracterizado
porque:

A es cicloalquilo Ca.s substituide con 0-1 R' y 0-3 R® cicloalquenilo Cu.g
substituida con 0-1 R’ y 0-3 R?, fenilo substituido con 0-1 R y 0-3 R?, naftilo
substituido con 0-1 R' y 8-3 R?, o un heterociclo de 5 hasta 10 miembros que
comprende: atomos de carbono y 1-4 hetercatomos seleccionados de N, O, y
S(0),, en donde el heterociclo es substituide con 0-1 R' vy 0-3 R% con la
condicién de que cuando A es un hetercciclo que contiena uno o mas atomos
de nitrégenc, A no es unido a L por medic de los atomos de nitrégeno en el
anillo A;

Z es -C{R"}R"%)-;

R es, independientemente cada gue se presenta, -(CHz)-cicloalguilo Ca.
¢ substituido con 0-2 R* y 0-1 R*™, -(CHa)-fenilo substituide con 0-3 R¥*® y R, -
(CHz)-natftilo substituido con 0-3 R* y 0-1 R*, -(CHy)-indanilo substifuide con
0-3 R*¥y 0-1 R¥™, o -(CH.)-heterociclo de 5 hasta 10 miembros que comprende:;
atomos de carbono y 1-4 heterodtomos seleccionados de N, G, y S{0),, en
donde el heterociclo es substituido con 0-3 R* y 0-1 R

R'es H, F, Cl, Br, I, OCF3, CF3;, OR?, SR? CN, NO,, -C{O)R?, -C{O}OR?,
-NR'R?, -C(OINR®R®, -NR'C{O)R®, -S{0}NR®*R®, -NR®S(0O),R® -S{O)R°, -
5(0}R, o aiguilo Cq¢;

R® es, independientemente cada que se presenta, H, alquilc Cig, -
CH20R?, -C(OIR®, -CLO),RC, 0 -(CHy)-fenilo substituido con 0-3 R%: Y

R™ es -(CH.),C{O)NR®R®, alquilo Cis substituido con 0-3 R, -(CHy),-
carbociclo Cyqp substituide con 0-3 R"'®, o -(CH.)-heterociclo de 5 hasta 10
miembros gque comprende atomos de carbono y 1-4 hetercatomos
seleccionados de N, O, y S(0),, en donde el heterociclo es substituido con 0-3
R"®,

14. Un compuesto de conformidad con la reivindicacion 12, caracterizado

porgue.

f_?‘a‘z,
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A es cicloalguilo Cs¢ substituide con 0-1 R' y 0-2 R?, cicloalquenilo Cs.s
substituido con 0-1 R' y 0-2 R fenilo substituido con 0-1 R' y 0-3 R?, naftilo
substituido con 0-1 R y 0-3 R?, o un heterociclo de 5 hasta 10 miembros que
comprende: atomes de carbono y 1-4 hetercatomos seleccionados de N, C, y
S{0}. en donde e! heterociclo es substituide con 0-1 R' v 0-3 R% con la
condicidn de que cuande A es un heterociclo que contiene uno o mas atomos
de nitrégeno, A no es unido a L por medio a cualquiera de los atomos de
nitrogeno en el anillo A,

R’ es, independientemente cada gue se presenta, -(CH2)-fenilo
substituido con 0-3 R® y 0-1 R -{CHz)-naftilo substituide con 0-3 R# y D-1
R, -(CHg)-indanilo substituido con 0-3 R® y 0-1 R¥, o -(CH,)-heterociclo de 5
hasta 10 miembros que comprende: atomos de carbone y 1-4 heteroatomos
seieccionados de N, O, y S(0);, en donde el hetercciclo es substituido con 0-3
R*y (-1 R¥ y

R® es, independientemente cada que se presenta, H ¢ alquilo C1.

15. Un compuesto de conformidad con |a reivindicacion 12, caracterizado

porgue:

X
o4 .
el grupoN-y3 se selecciona de:

: r*
O _p? 8_ R N ’
UESOUEE TN ks
2 "o
R H_R* =N,
L e
[ Rt ¥ R %

16. Un compuesto de conformidad con la reivindicacién 12, caracterizado

porque:
x‘
\‘\xz
el grupoN.,d  se selecciona de:

AN "
e R R b

{3
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17. Un compuesto de conformidad con la reivindicacién 12, caracterizado
porque;

A es substituido con 0-1 R' y 0-2 R? y seleccionades de: cicloalguile Cs.
v, fenilo, naftile, 1,23 4-tetrahidronaftilo, piridilo, indazolilo, benzimidazolilo,
benzisoxazolio, isoguinolinilo, 5,6,7 .B-tetrahidroisoquinolinilo, 1,2,3,4-
tetrahidreisoquinofinile, quinazolinile, 1H-guinazolin-4-onilo, 2H-isogquinolin-1-
ohilo, JH-guinazalin-4-onilo, 3. 4-dihidro-2H-isoquinolin-1-onilo, 2,3-

dihidroisoindolinanilo, y ftalazinilo;

x'l
Y 3
F

el grupoN~x* se selecciona de:

RE
H' 4 4 N
o _g? T n L} ﬁﬂ \["" “N-R?
T__E}"'S:-n‘ N-¢ \I'T’,:?/_“’ I?/_R: A
r? "h', h' Y ° .

Z es -CH(R')-;

R® es, independienternente cada que se presenta, -{CHp)-fenilo
substituido con 0-3 R® y 0-1 R*, ((CHy)-naftile substituide con 0-3 R* y 0-1
R%, -{CHy)-indanilo substituido con 0-3 R* y 0-1 R* ¢ -(CHy)-heterociclo de 5
hasta 10 miembros que comprende: atomos de carbono y 1-4 heteroatomos
seleccionades de N, O, y S(O),, y substituido con 0-3 R¥ y 0-1 R,

R* es, independientemente cada que se presenta, H, =0, F, Cl, Br, |,
OCF3, CF3, CN, NO;, -C{O)R? -C{O)OR?, -NR'R?, -C(OINR®R®, -NR'C(O)R?, -
S(0)NR®R®, -NR*S(0),R®, -S{0)RE, -S{C):R® 0 alquilo C1;

R® es H, alguilo Cy.s, 0 -(CHz)-fenilo substituido con 0-3 RY; y

R'? es, independientemente cada que se presenta, H, F, o Me.

18. Un compuesto de conformidad con la reivindicacion 12, caracterizado

porque el compuesto es de la Formula {VI):
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0 sus esterecisdmeros, tautémercs, sales o solvatos farmacéuticamente
aceptable del mismo, en donde:

R® es -(CHy)fenilo substituido con 0-3 R*® y 0-1 R* -(CH,)-naftilo
substituido con 0-2 R*, -{CHa)-indanilo substituido con 0-2 R*®, o -(CHy) -
heterccicio de S hasta 10 miembros que comprende: dtomoes de carbono y 1-4
hetercatomos seleccionades de N, O, y S{0),, en donde el heterociclo es
substituido con 0-3 R* y 0-1 R,

R® es, independientemente cada que se presenta, H, alquilo Cyg, -
CH,0R?, -C{OIRE, -C(O)RE, 0 -(CH2)-fenilo substituido con 0-3 R%:y

R" es -(CHa:C(OINRER®, alquilo G substituide con 0-3 R, -(CHz)-
carbociclo Caqg substituide con 0-3 R, o (CH.)-heterociclo de 5 hasta 10
miembros que comprende atomos de carbono y  1-4  heteroatomos
seleccionados de N, O, y S(O),, en donde el hetercciclo es substituido con 0-3
R”b.

19. Un compuesto de conformidad con la reivindicacién 18, caracterizado
porgue:;

R' es, independientemente cada que se presenta, F, Cl, Me, Et, -NH,, -
C{=NH)}NHgz, -C{O)NH;, -CHzNH;, -CH3CHy;NH;, -CHzNHCQ2Bn, -CHNHCO,(1-
Bu}, -CH{M&)NH;, -CMezNHz, -NHEt, -NHCO:(t-Bu), -NHCO:Bn, -SO;NH,, OR?,
o -CH.R'™

R® es -(CHa)fenilo substituido con 0-2 R* y 0-1 R™, naftilo substituido
con 0-2 R¥ y 0-1 R¥, indanilo substituido con 0-2 R* y 0-1 R*, o un -(CHy); -
heterociclo de 5 hasta 10 miembros que comprende: atomos de carbono y 1-2
heteroatomos seleccionados de N, O, y 5(0),, en donde el heterociclo es
substituido con 0-2 R3 y 0-1 R¥,;

R®es Hiy

R" es alquile Cis -CH.CONRPR®, -CH.CHCONRPR®, -(CH.)-
cicloalquilo Cs.; substituido con 0-2 R"™, -(CH3)-fenito substituido con 0-2 R''®, -
{CHy)~naftilo substituido con 0-2 R'™, o -(CH,)-heterocicio de 5 hasta 10
miembros que comprende &tomos de carbono vy 1-4  hetercatomos
seleccionados de N, O, y 5(0),, en donde el heterociclo es substituide con 0-2
R'"
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D
20. Un compuesto de conformidad con la reivindicacién 12, caracterizado ﬁ?
porque el compuesto es de la Férmula {VII):

0 sus estereoisdmercs, tautémeros, sales o solvatos del mismo
farmaceuticamente aceptable,

A es substituido con 0-2 R" y 0-1 R? y seleccionado de: cicloalguilo Ca,
fenilo naftilo, 1,2,34-tetrahidronaftio, piridilo, indazolilo, benzimidazolilo,
benzisoxazolilo, isoguinolinilo, 5,6,7 84etrahidroisoguinolinilo, 1,2,3,4-
tetrahidroisoquinolinilo, quinazolinile, 1H-guinazolin-4-onilo, 2H-isoquinoiin-1-
onilo, 3H-quinazclin-4-onilo, 3,4-dihidre-2H-isoquineclin-1-onilo, 2,3-
dihidroisoindolinonilo, v ftalazinilo;

R' es, independientemente cada que se presenta, F, Cl, Me, Et, -NHz, -
C{=NH}NH;, -C{C)NH2, -CH:NH:, -CH;NHCO:Bn, -CH:NHCO{{Bu), -
CH{Meg}NHz, -CMezNH,, -NHEt, -NHCO.{£Bu), -NHCO:Bn, -50:NH,, OR? o -
CHR':

R® es fenito substituido con 0-2 R¥, naftilo substituido con 0-2 R®
indanilo substituide con 0-2 R*, o un heterociclo de 5 hasta 10 miembros gue
comprende; atomos de carbono y 1-2 heteroatomos seleccionados de N, O, y
5{0)p, en donde el heterociclo es substituido con 0-2 R™;

R*es H, F, Cl, Br, CF3, COsH, CO;Me, COFt, o alquilo Cyg;

R es alquilo Cis -CH;CONRPR® -CH,CH.CONRER® -(CHa)-
gicloalquilo Ca.7 substituido con 0-2 R"'?, -({CH,}-fenilo substituido con 0-2 R'™ -
(CHa)-naftilo substituide con 0-2 R'®, o -(CHa)-heteroarilc de 5 hasta 10
miembros substituidos con 0-2 R"® y seleccionados de tiazolilo, oxazolilo,
triazolilo, tetrazolilo, imidazolilo, piridilo, pirimidinilo, pirazinilo, piridazinilo,
indolilo, isoindolilo, indolinilo, iscindolinilo, benzimidazolilo, benzotiazolilo,
quinolinilo, isoquinglinilo, tetrahidroguinolinile, y tetrahidreisoquinolinilo;

R'® &s, independientemente cada que se presenta, H, F, Cl, Br, CF;,
OMe, OEt, O(-Pr), OCF;, OCHF;, CN, OPh, OBn, NO; -NH; -C{O)R? -
C(O)OR?, -C(O)NR'R?, -NR'C(O)R®, -NR*C{O):R", -8(03,NR®R?, -NR*S(0),R®,
-SOzR®, alquile Cq-4-, Ph, 0 Bn;
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21. Un compuesto de conformidad con ia reivindicacién 19, caracterizado ,,(3 :I'
porque:
A es 4-CHxNHz-ciclohexilo o 4-amidino-fenilo; y
R? es fenilo, 3-CN-fenilo, 4-CN-fenilo, 3-Br-fenilo, 4-Br-fenilo, 3-OMe-
fenila, 4-DMé-fEniIu, 3-CFs-fenilo, 4-CFi-fenilo, 3-COzH-fenilo, 4-COs;H-fenilo, 4-
CO:Me-fenile, 4-CHCO;H-feniio, 4-CH,CO.Me-fenilo, 3-CONH,-fenilo, 4-
CONHz-fenilo, 4-CONHMe-fenilo, 4-CON({Me),-fenilo, 4-CH.CONH.-fenilo, 4-

amidino-fenils, ¢ 2,4-diF-fenilo.

22. Un compuesto, caracterizade porque se selecciona de;
(5)-4-carbamimidoil-N-(2-fenil-1-{4-fenil-1H-imidazol-2-i)eti}benzamida,
{S)-4-(aminomaetil}-N-{2-fenil-1-(4-fenil-1H-imidazol-2-il}eti-trans-
ciclohexancarboxamida,

(S)-4-{aminometil)-N-{1-[4-(4-ciano-fenil)-1H-imidazoi-2-il]-2-fenil-etil}-
frans-ciclohexancarboxamida,

(S)-4-(aminometil}-N-{1-[4-{4-bromo-fenil)-1H-imidazol-2-il]-2-fenil-etil}-
trans-ciclohexancarboxamida,

(S)-4-(aminometil)-N-{1-[4-(4-metoxi-fenil)-1H-imidazol-2-il]-2-fenil-etil}-
rans-ciclohexancarboxamida,

{S)-4-(aminometil}-N-[2-(1-bencil-1 H-imidazol-4-il}- 1-(4-fenil- 1 H-imidazol-
2-il}-etil)-trans-ciclohexancarboxamida,

éster de metile del &cido @ ({S)-3-(2-{1-[trans-{4-aminometil)-
ciclchexancarboxamidol-2-fenil-etil}-1H-imidazol-4-il}-benzoico,

{S)-4-(aminometil}-N-{1-[4-(3-flucro-fenil}-1 H-imidazol-2-il]-2--fenil-etil}-
trans-ciclohexancarboxamida,

(5)-4-{aminometil)-N-{1-[4-{3-bromo-fenil}-1H-imidazgl-2-il]-2-fenil-ti}-
trans-ciclohexancarboxamida,

(S)-4-{aminometil}-N-{2-(3-clorofenil)-1-(4-fenil-1H-imidazol-2-il)etil]- trans-
ciclohexancarboxamida,

(5)-4-{aminemetil)}-N{2-{4-clorofenil}- 1-{4-fenil-1H-imidazol-2-il)etil]-frarns-
ciclohexancarboxamida,

(S)-4-(aminometil}-N-[1-(4-fenil- 1H-imidazol-2-il}-2-(2-piridiletil]-trans-
ciclohexancarboxamida,

(S}-4-(aminometil)-N-[2-fenil-1-(4-tiazol-2-il-1H-imidazol-2-il)etil)-trarns-

ciclohexancarboxamida,
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{S)-4-(aminometil}-N-[2-fenil-1-(4-piridin-2-il-1H-imidazol-2-ihetil]-trans-
ciclohexancarhoxamida,

acide  (S)-[4-(2-{1-[trans-(4-Aminometil)-ciclohexancarboxamido]-2-fenil-
etil}-1H-imidazoi-4-il}-fenil]-acético,

(S}-4-(amincmetil}-N-{1-[{4-carbamailmetil-fenil}- 1H-imidazol-2-il]-2-fenil-
etii}-frans-ciclohexancarboxamida,

(S)-[4-(2-(1-[(4-aminometil}-ciclohexancarboxamido]-2-fenil-etill-14-
imidazol-4-il}]-benzamida,

(5)-13-(2{1-[(4-Aminometil)-ciclohexancarboxamido]-2-fenil-etil}-1/H-
imidazol-4-il)]-benzamida,

(85)-4-(2-(1-trans-(4-aminometil)-ciclohexancarboxamido)-2-feniletil)-1H-
imidazoi-4-il}-N,N-dimetilbenzamida,

(8)-2-(1-trans-(4-aminometil)-ciclohexancarboxamido)-2-feniletil)- 1H-
benzo[d)imidazol-5-carhoxamida,

N-(4-carbamimidoilfenil)-3-fenil-2-(4-fenil-1H-imidazol-2-il)propanamida,

4-{2-(1-(4-carbamimideilfenilamino)-1-oxo-3-fenilpropan-2-il)-1H-imidazol-
4-ilbenzamida,

4-(2-(1-(1-amincisoquinalin-6-ilamino)-1-oxo-3-fenilpropan-2-il)-1H-
imidazol-4-ilbenzamida,

4-{2-(4-{4-carbamimidoilfenil}- 1H-imidazol--2-i)-3-
fenilpropanamido)benzamida,

(8}-4-(aminometil)-N-{1-[4-(2,4-difluoro-fenil)-1H-imidazol-2-i-2-fenil-etil}-
trans-ciclohexancarboxamida,

{S)-4-(aminometil)-N-{1-[4-{4-fluoro-fenil)- 1 H-imidazol-2-il]-2-fenil-etil}-
trans-ciclohexancarboxamida,

acido (5)-3-(2-(1-trans-(4-aminometil)-ciclohexancarboxamido)-2-fenil-
efil)-1H-imidazol-4-il}-
benzoico,

(8)-N-(1-(4-(3-amino-1H-indazol-6-il)-1H-imidazol-2-il)-2-fenileti}-4-
(aminometil}-frans-ciclohexancarboxamida,

4-[2-[1-[4-[4-(carbamimidoilfenil]-1H-imidazol-2-il]-2-feniletil]-1H-imidazol-
4-il]-benzamida,

(S)-4-{aminometil)-N-[1-(4-fenil-1H-imidazol-2-il}-2-(4-piridiniNetil]-trans-
ciclohexancarboxamida,

(S)-4-[2-[1-[4-{aminometii}ciclohexancarboxamido]amino]-2-feniletil]-4-

{bromo-1H-imidazcl-5-ih-benzamida

109
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acido (8)-3-[2-[1-{4-(aminometil) ciclohexancarboxamido]-2-feniletil}-1H- 5{ 0 I
imidazol-d-il}-fenilacético,

{8)-3-[2-[1-[4-(aminometil)ciclohexancarboxamido]-2-fenileti]-1H-
imidazol-4-il|-fenilacetamida,

(S)-4-(aminometil)-N-[1-[4-(3-hidroxifenil)-1H-imidazol-2-il]-2-feniletil]-
trans-ciclohexancarboxamida,

ester de etilo del acido {3)-3-]2-{1-[4-
(aminometil)ciclohexancarboxamido]-2-feniletil]-1H-imidazol-4-il|-fenitacético

2-[4-(4-carbamimidoil-fenil)-1H-imidazol-2-ilj-3 A-difenil-propionamida,

(5)-4-{aminometil)-N-[2-(4-fluorofenil)-1-(4-fenil- 1H-imidazol-2-il}etil)-
{rans-ciclohexancarbhoxamida,

(S}-4-(aminometil)-N-[2-[4-{benciloxiffenii]- 1-(4-fenil-1H-imidazol-2-i)etil]-
frans-ciclchexancarboxamida,

(S)-4-{aminometii}-N-[2-(4-benzoilfenil)-1-(4-fenil- 1H-imidazo!-2-il}etil]-
frans-ciclohexancarboxamida,

(S}-4-(aminometil}-N-[1-(4-fenil-1H-imidazol-2-il)-2-[3-
{trifluorometitfenil]etil]-trans-ciclochexancarboxamida,

(&)-4-{aminometil)-N-[-2-(3-nitrofenih-1-(4-fenil-1H-imidazol-2-i))etil]-trans-
ciclohexancarboxamida,

(S}-4-(aminometil)-N-[2-(2-clorofenil}-1-{4-fenil-1H-imidazol-2-il}etil]-trans-
ciclochexancarboxamida,

(S)-4-(aminometil)-N-[2-(1-naftalenil)-1-{4-fenil-1H-imidazol-2-ihetil]-trans-
ciclohexancarboxamida,

(S)-4-(aminometil)-N-[2-{2-naftalenil}-1-(4-fenil- 1H-imidazol-2-iDetil]-trans-
ciclohexancarboxamida,

(S)-4-(aminometil}-N-[-1-[4,5-bis{3-amino-1H-indazo!-6-
i-1H-imidazel-2-il]-2-feniletil]-frans-ciclohexancarboxamida,

(S})-4-[2-[1-]4-(aminometil}ciclohexancarboxamido]-2-feniletil]-4-
{triflucrometil)-1H-imidazol-5-il]-benzamida,

(S)-N-[1-[4-[4-(carbamimidail)fenil]-1H-imidazol-2-il]-2-feniletil]-
benzamida,

(5)-4-(aminometil—N-[2-(2-bromafenil}-1-{4-fenil-1H-imidazol-2-il) etil)-
frans-ciclohexancarboxamida,

(S)-N-[1-{4-(3-amino-1H-indazol-8-il)-5-brome-1H-imidazol-2-il]-2-feniletil]-

4-{aminemetil)-frans-ciclohexancarboxamida,
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qio

ester de metilc del acido  (8)-5-[4-(carbamoilfenil]-2-{1-[4-
(aminometiljciclohexancarboxamido]-2-feniletil]-1H-imidazol-4-carboxilico,
4-[2-[1-[4-(aminemetil)ciclohexancarboxamido]-2-[2-
itrifluorometoxi)fenilletil)-1H-imidazol-4-il}-benzamida,
4-[2-[1-[4-{aminometil}ciclohexancarboxamido]-2-[2-
(diflusrometoxijenilletil]-1H-imidazol-4-il-benzamida,
(8)-N-{1-[4-[4-(carbamcil)fenil]- 1H-imidazol-2-il]-2-feniletil]-4-{(aminometil)-
benzamida,
(8)-N-[1-[4-[4-(carbamoil}fenill—1H-imidazol-2-il)-2-feniletil]-4-
(aminometil)-2-fluoro-benzamida,
(5)-N-{1-[4-{3-aminc-1H-indazol-6-il)-5-cloro-1H-imidazol-2-il]-2-feniletil]-
4-(aminometil}-frans-ciclohexancarboxamida,
(S)-N-[1-{4-(3-amino-1H-indazcl-6-il}-5-ctaro-1H-imidazol-2-il]-2-feniletil]-
4-{aminometil)-benzamida,
(5)-3-amino-N-[1-{4-(3-amino-1H-indazol-6-il})-5-cloro-1H-imidazol-2-il)-2-
feniletil]- 1H-indazol-6-carboxamida,
{5)-3-amino-N-[1-[4-(3-amino-1H-indazol-6-il)-5-cloro-1H-imidazol-2-il]-2-
feniletil]-1,2—benzisoxazol-6-carboxamida,
(8)—N-[1-[4-(3-amino-1H-indazol-6-il)-5-clore-1H-imidazoi-2-il}-2-feniletil]-
4-(aminometil}-2-fluoro-benzamida,
{S)-N-[1-[4-[4-(carbamimidoil}fenil]-1-{2-feniletil}- 1 H-imidazol-2-i|]-2-
feniletil]-benzamida,
(S)-N-{1-[4-[4-(carbamimidoil)fenil)-1-metil-1H-imidazol-2-il]-2-feniletil)-
benzamida,
{S)-N-[1-[4-(3-aminc-1H-indazol-6-il}-5-cioro- 1H-imidazol-2-il]-2-feniletil]-
2-fluoro-5-metoxi-benzamida,
(S)-4-[2-{1-{4-faminometil)ciclohexancarboxamido]-2-feniletil]-4-clore-1H-
imidazol-5-ill-benzamida,
({S)-N-[1-[4-{3-aminc-1H-indazol-6-il}-5-cioro-1H-
imidazol-2-il]-2-feniletil]-1,4-bencendicarboxamida,
(8)-N-[1-[4-(3-amino-1H-indazol-6-il-1H-imidazol-2-il)-2-(2, 2-dimetil-1,3-
benzodioxol-4-ifetil|-4-{(aminometil}-frans-ciclohexancarboxamida,
4-[2-[1-[4-(aminometifciclohexancarboxamido]-2-[ 3-
(difluoremetoxijfenil)etil]- 1H-imidazol-4-il)-benzamida,
(3)-4-[2{1-[4-(aminometil)ciclohexancarboxamido]-2-feniletil]-4-fenil-1H-

imidazol-5-il-benzamida,
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(5)-1-amino-N-[1-[4-(3-amino-1H-indazol-6-il})-5-cloro- #* {/
1H-imidazol-2-il]-2-feniletil]-6-isoguinolincarboxamida,
(3)-1-amino-N-[1-[4-(3-amino-1H-indazol-6-il)-5-cloro-
1H-imidazol-2-il]-2-feniletit]-5,6,7,8-tetrahidro-6-is oquinolincarboxamida,
N-[1-[4-(3-amino-1H-indazol-6-il)-1H-imidazoi-2-1]-2-(3-fenox feni)etil]-4-
(aminometil)-trans-ciclohexancarboxamida,
N-{1-[4-(3-aminc-1H-indazol-6-il}-1H-imidazol-2-il]-2-(2-fenoxifenil)etil]-4-
{(aminometil}-trans-ciclohexancarboxamida,
1-amino-N-[{15}-1-[4-(3-amino-1H-indazol-6-il)-5-cloro-1H-imidazol-2-il]-
2-feniletil]-5,6,7 8-tetrahidro-(65)-8-isoguinoiincarboxamida,
{8)-N-[1-[4-(3-amino-1H-indazol-6-iN-1H-imidazol-2-il]-2-(2-nitrofeniletil]-
4-(aminometil)-frans-ciclohexancarboxamida,
(S)-N-[-1-[4-(3-amino-1H-indazol-8-il)-1H-imidazol-2-il]-2-(3-nitrofenibetil-
4-{aminometil)-frans-ciclohexancarboxamida,
(5)-N-{1-[4-(3-amino-1H-indazol-6-il}- 1H-imidazol-2-il}-2-(2-
aminofeniljetil]-4-(aminometil)-trans-ciclohexancarooxamida,
(S)-N-[1-{4-(3-amino-1H-indazol-8-il)-1H-imidazol-2-il)-
2-(3-aminofeniletill-4-{aminometil}-frans-ciclohexancarboxamida,
(5)-N-[1-[4-(3-amino-1H-indazoi-8-il)- { H-imidazoi-2-1]-2-[ 1, 1’-bifenii]-2-
iletil}-4-{aminometil-frans-
ciclohexancarhoxamida,
(8)-N-[1-{4-(3-amino-1H-indazol-8-il)- { H-imidazoi-2-1]-2-1, 1-bifeni(]-3-
iletil}-4-(aminometil)-trans-ciclohexancarboxamida,
{S}-N-{1-[4-{3-aminc-1H-indazol-6-il}-5-cloro-1 H-imidazal-2-il]-2-feniletil]-
1,2,3,4-tetrahidro-6-
isoquinolincarboxamida,
(5)-N-[1-[4-(3-amino-1H-indazol-6-il)- 1H-imidazol-2-il]-2-[3-
[(fenilsulfonil)amino}feniiletil]-4-(aminometil)-trans-ciclchexancarboxamida,
N-[2-{25}-2-[4-(3-amino-1H-indazol-6-il)-1H-imidazol-2-il]-2-[[trarns-|4-
(aminometil)ciciohexancarboxamidaletil}fenil]-fenilacetamida,
N-[1-[4-(3-aminc-1H-indazo)-6-1}-1H-imidazol-2-il]-2-[(25}-2-metil-2-{2-
feniletil)-1,3-benzodioxol-4-il)etil]-4-
(aminometil)-trans-ciclchexancarboxamida,
N-[1-[4-(3-aminc-1H-indazol-6-il}-1H-imidazol-2-il]-2-
[(2R)}-2-metil-2-(2-feniletil)-1,3-benzodioxol-4-illetil-4-(aminometil-irans-

ciclohexancarboxamida,
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(S)-4-{aminometil)-N--[ 1-[4-{4-amino-7-gquinazolinil}-5-cloro-1H-imidazol-
2-il}-2-feniletil)-frans-ciclohexancarboxamida,
N-[2-[(25)-2-[4-{3-amino-1H-indazol-6-il}- 1H-imidazol-2-il]-2-[[[rans-4-
{aminometil)ciclohexancarboxamidoletil]-fenif]-bencenpropanamida,
(S)-N-1-[4-(3-amino-1H-indazo!-8-il}-1H-imidazol-2-ii]-2-2-
[(fenilsulfonil)aminolfenil]etil]-4-{aminometil)-trans-ciclohexancarboxamida,
N-[1-[4-(3-amino-1H-indazol-6-il)-1H-imidazol-2-il)-2-[2-
(fenilmetoxijfenil]etil]-4-{aminometil}-trans-ciclohexancarboxamida,
N-[2-[{25)}-2-[4-(3-amino-1H-indazal-B-il)-1H-imidazoi-2-il]-2-[[[frans-4-
aminometil)ciclohexancarboxamido]etillfenil)-benzamida,
(S)}-N-[1-[4-{3-amino-1H-indazc!-8-il}-1H-imidazohk-2-il]-2-(2-
bromofenil}etil]-4-(aminometil}-frans-ciclohexancarboxamida,
(8)-N-[1-[4-(3-amino-1H-indazol-5-il)- 1 H-imidazoi-2-il]-3, 3-dimetilbutil]4-
(aminometil}-trans-ciclohexancarboxamida,
(R)-N-[1-[4-(3-amino-1H-indazol-6-il}-1H-imidazel-2-il]-2-{fenilmetoxiatil]-
4-(aminometil)-frans-ciclohexancarboxamida,
{R)-N-[1-[4-(3-amino-1H-indazoi-6-il}- 1H-imidazoi-2-il]-2-
[(feniimetiltic]etil]-4-(aminometil)-trans-ciclohexancarboxamida,
{5)-N-[1-[4-(3-amino-4-fluoro-1H-indazol-6-il)-5-cloro-1H-imidazol-2-il}-2-
feniletil)-4-{aminometil)-trans-ciclohexancarboxamida,
(5)-N-[1-[4-(3-amino-5-flucre-1H-indazol-8-il}-5-cloro-1H-imidazol-2-il]-2-
feniletil]-4-{aminometil)-trans-ciclohexancarboxamida,
ester de metilo del acido
3-[2-[4-[4-{aminocarbonil)fenil]-1H-imidazol-2-il)-2-{[[trans-4-
{aminometil)ciclohexancarboxamidoletil]-benzoico
N-[1-[4-{3-amino-1H-indazol-6-il}-5-cloro-1H-imidazol-2-il]-2-[ 3-
(difluorometoxifenil]etill-4-{(aminometil)-trans-ciclohexancarboxamida,
{5)-3-aminc-N-[1-[4-[4-(carbamimidgil)fenil]- 1 H-imidazol-2-il}-2-fenileti]-
1Hd-indazol-5-carboxamida,
acido 3-[2-[4-[4-(aminccarbenilifenil]-1H-imidazol-2-il]-2-{[[frans-4-
{aminometiljciclohexancarboxamido]etili-benzoico,
(5)-3-Aminc-N-{1-[4-(4-carbamimidoil-fenil}-1H-imidazol-2-il}-2-fenil-etil}-
1H-indazol-8-carboxamida,
{5}-N-{1-[4-(4-carbamimidcil-fenil)- 1 H-imidazol-2-il]-2-fenil-etil}- 1 H-

indazol-8-carboxamida,
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(5)-N-{1-[4-(4-carbamimidcil-fenil)-1H-imidazol-2-il]-2-fenil-etil- 1 H-indol- q j u

6-carboxamida,

(S)-N-{1-[4-(4-carbamimidoil-fenil}-1-etil-1 H-imidazol-2-il]-2-fenil-etil}-
benzamida,

N'-{(S)-1-[4-(3-amina-1H-indazol-6-iI)-5-cloro-1 H-imidazol-2-il]-2-fenil-
etil}-2-flucro-tereftalamida,

N'-{(S)-1 -[4-(4-amino-quinazoiin-7-il)-5-cloro- 1 H-imidazol-2-il]-2-fenil-efil}-
2-fiucro-tereftalamida,

1-amino-N-[{18)-1-[4-(3-amine-1H-indazol-6-i}-3-cloro-
1H-imidazol-2-il]-2-fenil-etil]-5,6,7,8-tetrahid re-(6R)-8-isoquinolincarboxamida,

(5)-1-amino-N-{1-[4-{4-aminc-quinazolin-7-il)-5-cloro-1H-imidazol-2-il]-2-
fenil-etil}-5,6,7,8-tetrahidro-isoquinolin-6-carboxamida,

(S)-1-amino-N-{1-[4-(3-amino-1H-indazol-6-il)-5-clore-1H-imidazol-2-il]-2-
fenil-etil}-3-metil-isoguinolin-6-carboxamida,

4-(2-{1-{{4-aminometil-trans-ciclohexancarboxamido]-2-[3-(piperidin- 1-
carbanil)-fenill-etil}-1 H-imidazol-4-il)}-benzamida,

4-{2-{1-[(4-aminometil-frans-ciclohexancarboxamido]-2-[3-(o-
tolilcarbamoil}-fenil)-etil}-1H-imidazol-4-il)-benzamida,

4-(2-{1-{{4-aminometil-trans-ciclohexancarboxamido]-2-[3-{metil-fenil-
carbamoil}-fenil]-etil}-1 H-imidazol-4-il}-benzamida,

4-(2-{1-[(4-aminometil-frans-ciclohexancarboxamido]-2-{3-
(bencilcarbamoil}-fenil]-etil}-14-imidazol-4-i-benzamida,

(8)-N-{1-[4-(3-amino-7-fluoro-1H-indazol-6-il}-5-cloro-1H-imidazol-2-il]-2-
fenil-etil}-4-aminometil-trans-ciclohexancarboxamida,

(S)-N-{1-[4-(3-amino-1H-indazol-5-il)-1H-imidazol-2-il)-2-fenil-etil}-4-
aminometil-frans-ciclohexancarboxamida,

(8)-N-{1-[4-(3-hidroxi-1H-indazol-5-il)-1H-imidazol-2-il]-2-fenil-etil}-4-
aminometil-frans-ciclohexancarboxamida,

(3)4-aminometil-N-[1-{(4-bifenil-4-il- 1 H-imidazol-2-il}-2-fenil-etil]-frans-
ciclohexancarboxamida,

(3)-4-aminormetil-N-[1-{4-benzo[1, 3]dioxol-5-i-1H-imidazol-2-il)-2-fenil-
etil]-ciclohexancarboxamida,

(S)-4-amincmetil-N-[1-{4-naftalen-2-il-1H-imidazol-2-il)-2-fenil-etil]-trans-
ciclohexancarboxamida,

N*-{(S)-1-[4-(3-aminc-1H-indazol-6-il-5-cloro-1H-
imidazol-2-ill-2-fanil-etil-2-metaxi-tereftalamida.
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(S)-4-aminometil-N-{1-[4-(3-amino-fenil}-1H-imidazal-2-il}-2-fenil-eti}-
ciclohexancarboxamida,
4-{2-{1-[(4-aminometil-frans-ciclohexancarboxamido]-2-[3-isobutil-
carbamoil-fenil]-etil}-1H-imidazol-4-il)-
benzamida,
4-{2-{1-{(4-aminometil-{rans-ciclohexancarboxamido]-2-[3-(3-metil-
butilcarbameail)-fenil]-etil}-1H-imidazol-4-il}-benzamida,
4-(2-{1-[{4-aminometil-frans-ciclohexancarboxamido)-2-[3-terc-
butilcarbamoil-fenil]-etil}-1H-imidazoi-4-il}-
benzamida,
4-(2-{1-[(4-aminometil-trans-ciclchexancarboxamido]-2-[3-{4-cloro-
bencilcarbamaii)-fenil]-etil}-1H-imidazal-4-il)-benzamida,
4-(2-{1-[(4-aminometil-frans-ciciohexancarboxamido]-2-
[3-{4-cloro-bencilcarbamoil)-fenil]-etil}-1H-imidazol-4-il)-
benzamida,
4-(2-{1-[{4-aminometil-trans-ciclohexancarboxamido]-2-[3-{4-metoxi-
bencilcarbamoil)-fenil]-eti-14-imidazo!-4-il)-
benzamida,
4-(2-{1-[{4-aminometil-trans-ciclohexancarboxamido]-2-
(3-fenetilcarbamcil-fenil]-etil}-1--imidazol-4-i))-benzamida,
4-{2-{1-[(4-aminometil-frans-ciclohexancarboxamido]-2-[3-[2-{4-cloro-
fenil}-etilcarbamoill-fenil]-etil}-14-
imidazol-4-il}-benzamida,
4-(2-{1-[{4-aminometil-trans-ciclohexancarboxamido]-2-[3-[2-(4-metoxi-
fenil)-etilcarbamaoil]-fenii]-etil}-1 H-imidazol-4-il}-benzamida,
4-(2-{1-[(4-aminometil-frans-ciclchexancarboxamido]-2-
[3-{3-fenil-propilcarbamoil}-fenilj-etil}-1 H-imidazol-4-il}-
benzamida,
4-{2-{1-[(4-aminometil-frans-ciclchexancarboxamido]-2-[3-(bencil-metil-
carbameoil)-fenil}-etil}-1H-imidazol-4-ih-benzamida,
4-(2-{1-[{4-aminometil-trans-ciclohexancarboxamido]-2-
[3-(metil-fenetil-carbamoail)-fenill-etil}-1H-imidazol-4-il}-benzamida,
4-(2-{1-[(4-aminometil-frans-ciclohexancarboxamido]-2-[3-m-tolil-
carbamoil-fenil]-etil}- 1 H-imidazol-4-il}-

benzamida,

1l
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4-(2-{1-[(4-aminometil-frans-ciclohexancarboxamido]-2-[3-p-tolil-
carbamoil-fenill-etif}-1H-imidazol-4-il)-benzamida,

4-(2-{1-{(4-aminometil-frans-ciclohexancarboxamido)-2-
[3-(4-fluoro-fenilcarbamoil)-fenil)-etil}-1H-imidazol-4-il)-
benzamida,

4-(2-{1-[{(4-aminometil-frans-ciclohexancarboxamido]-2-
[3-{naftalen-1-ilcarbamail)-fenil]-etil}- 1 H-imidazol-4-il)-
benzamida,

4-(2-{1-[{(4-aminometil-frans-ciclohexancarboxamido)-2-[3-(4-fenil-
piperidin-1-carbonil)-fenil]-gtil}-14-imidazol-
4-il}-benzamida,

4-(2-{1-[(4-aminometil-frans-ciclohexancarboxamido]-2-
[3-{3,4-dihidro-1H-isoguinolin-2-carbonil)-fenil-]-etil}- 1H-
imidazol-4-il}-benzamida,

(8)-N-[1-[4-(3-amino-1H-indazol-6-il}-5-cloro-1 H-
imidazol-2-il}-2-(3-bencensulfonilamino-fenil)-etif|-d4-aminometil-tran-
ciciohexancarboxamida,

(5)-N-{1-[4-{4-benciloxi-fenil)-1H-imidazcl-2-il]-2-fenil-etill-4-aminometil-
frans-ciclohexancarboxamida,

{S}-N-{1-[4-(3-aminc-1H-indazol-6-il}-5-cloro-1H-
imidazol-2-il]-2-fenil-etil}-1-oxo-1,2-dihidro-isoguinolin-8-carboxamida,

(8)-N-{1-[5-cloro-4-(2,4-diamino-quinazolin-7-il)-1H-imidazoi-2-il}-2-fenil-
gtil}-4-aminometil-frans-ciclohexancarboxamiga,

(8)-N-{1-[4-(3-aminc-1H-indazol-6-il}-5-cloro- 1 H-imidazol-2-H]-2-fenil-etil}-
J-amine-1H-indazol-5-
carboxamida,

4-(2-{(5})-1-({4-aminometil-trans-ciclohexancarbonil}-amino]-2-fenil-etil}-5-
brome-1H-imidazol-4-i}-2-fluoro-benzamida,

4-(2-{{3)-1-[{4-aminometil-frans-ciclohexancarbonil}-amino]-2-fenil-etil}-5-
cloro-1H-imidazol-4-il}-2-fluoro-benzamida,

(8)-N-{1-[4-(3-amino-1H-indazol-6-il)-5-clorc-1H-
imidazol-2-il]-2-fenil-etil}-1-0x0-1,2, 3 4-tetrahidro-isoquinolin—&-carboxamida,

{8)-N-[1-(5-metil-4-fenil-1 H-imidazol-2-il)-2-fenil-etil)-4-aminometil-frans-
ciclohexancarboxamida,

4-(2-{{3)-1-[(4-aminomatil-trans-ciclohexancarbonil)-amino]-2-fenil-etil}-5-

metil-14-imidazcol-4-il-benzamida,
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{8)-N-{1-[4-(3-amino-1H-indazol-8-i-5-metil-1H-imidazol-2-il]-2-fenil-etil}-
4-aminometil-frans-ciclohexancarboxamida,

1-amino-N-{(S}-1-[4-(4-carbamoil-fenil}-5-cloro-1H-imidazol-2-il]-2-fenil-
etil}-5,8,7 8-tetrahidro-isoquinolin-
B-carboxamida,

acido 1-amino-N-{{3)-1-[4-(4-carbamoil-fenil}-5-cloro-
1H-imidazol-2-il]-2-fenil-etil}-5,6,7 8-tetrahidro-iscquinolin-8-carboxilico,

1-amino-N-{(S)-1-{4-(4-carbamoil-feni-5-cloro-1H-imidazol-2-il]-2-fenil-
etil}-5,6,7 8-tetrahidro-iscquinolin-8-carboxamida,

acide  1-aminoc-N-{{S)-1-{4-(4-carbamoil-fenil)-5-cloro-1H-imidazol-2-il]-2-
fenil-etil}-5,6,7 B-tetrahidro-isoquinolin-6-carboxilico,

4-aminometil-N-{(5}- 1-[4-(6-amino-piridin-3-ii)-5-metil- 14-imidazol- 2-il]-2-
fenil-etil}-frans-ciclohexancarboxamida,

4-aminometil-N-{{S)-1-[4-(3-cloro-fenil)-5-metil-1H-imidazol-2-il]-2-fenil-
etil}-trans-ciclohexancarboxamida,

acido  5-{2-{(8)-1-[(4-aminometil-ciclohexancarbaxamido]-2-fenil-etil}-5-
metil-1H-imidazol-4-il}-tiofen-2-carboxilico,

5-(2{S)-1-[(4-amincmetil-ciclohexancarboxamido]-2-fenil-etil}-5-metil-1H-
imidazol-4-il})-ticfen-2-carboxamida,

N*{(S)-1-[4-(3-amino-1 H-indazol-6-1}-5-cloro-1H-imidazol-2-ii]-2-fenil-
etil}-2-fenoximetil-tereftalamida,

N{(S)-1 -[4-(3—amino;’1 H-indazol-6-il}-5-cloro-1H-imidazol-2-il]-2-fenil-etil}-
4-aminometil-2-bencil-benzamida,

8(35)-1-amino-N-{{8)-1-[5-clorc-4-(4-ciano-fenil}-1 H-imidazal-2-il]-2-fenil-
etil}-5,6,7 B-tetrahidro-isoquinolin-
&-carboxamida,

B(R}-1-amino-N-{{8)-1-[5-cloro-4-{4-cianc-fenii)-1H-imidazol-2-il]-2-fenil-
etil}-5,6,7 B-tetrahidro-isoquinolin-
S-carboxamida,

N-{{5)-1-[4-(3-amino-1A-indazol-6-il)-5-cloro- 1H-imidazol-2-il]-2-fenil-etil)-
4-metil-benzamida,

4-(2-{{5)-2-(3-acetilamino-fenil}-1-[{4-aminometil-
ciclohexancarboxamido]-etil}-5-cloro-1/+-imidazel-4-iN-benzamida,

4-aminometil-N-{(8}-1-[5-(3-aminc-1H-indazol-6-i)-1H-imidazol-2-il]- 3-[{5-

metil-pirazin-Z-ilmetil}-carbamoil]-propil}-ciclohexancarboxamida,
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4-aminometil-N-[(8}-1-[5-(3-amino-1H-indazol-6-il)-1H-imidazol-2-il]-3-
{(bencil-metfl-carbamoil)-propil]-ciclchexancarboxamida,
4-aminometil-N-[{8)-1-[5-{3-amino-1H-indazol-6-il}-1H-imidazol-2-i]-3-
(bencil-carbamoil)-propil]-ciclohexancarboxamida,
4-(2-{1-{(4-aminometil-ciclohexancarboxamido]-2-[3-(etil-mefil-carbamoil)-
fenilj-etil}-5-cloro-1H-imidazol-4-il}-benzamida,
4-(2-{1{(4-aminometil-ciclohexancarboxamido]-2-[3-(isopropil-metil-
carbameil)-fenil]-etil}-5-cloro- 1 H-imidazol-4-il)-benzamida,
4-(2-{1-[{4-aminometil-ciclohexancarboxamido]-2-[3-(isobutil-metil-
carbamoil}-fenil]-etil}-5-cloro-1H-imidazol-
4-il}-benzamida,
4-(2-{1-[{4-aminometil-ciclohexancarboxamido]-2-[3-(metil-fenil-
carbamoil)-fenil]-etil}-5-cloro-1H-imidazol-4-i)-benzamida,
4-(2-{1{(4-aminometil-ciclohexancarboxamido]-2-[3-(etil-fenil-carbamail)-
fenil]-etil}-5-cloro-1H-imidazol-4-il)-benzamida,
4-(2-{1-[{4-aminometil-ciclohexancarboxamido]-2-[3-imetil-m-toluil-
carbamoil)-fenil]-etil}-5-cloro-1H-imidazol-
4-il-benzamida,
4-(2-{1-[(4-aminometil-ciclchexancarboxamido]-2-[3-(metil-p-toluil-
carbamail)-fenil]-etil}-5-clora-1H-imidazol-4-il)-benzamida,
4-[2-(1-[(4-aminometil-ciclohexancarboxamido]-2-{3-[(3-clero-bencil}-
metil-carbamoil]-fenil}-etil}-5-cloro-1H-imidazeol-4-il}-benzamida,
4-[2-(1-[(4-aminometil-ciclohexancarboxamido]-2-{3-[{4-cloro-bencil)-
metil-carbamoil]-fenil}-etil)-5-cloro-1H-imidazol-4-ii}-benzamida,
4-[2-(1-[(4-aminometil-ciclohexancarboxamido]-2-{3-[2-{2-cloro-
feniljetilcarbarnoill-fenil}-etil)-5-cloro-1M4-imidazol-4-i|-benzamida,
4-[2-(1-[{4-aminometil-ciclohexancarboxamido]-2-{3-[2-(3-cloro-
fenil)etilcarbamoil]-fenil}-etil)-5-cloro-1H-imidazoi-4-il-benzamida,
4-[2-(1-[(4-aminometil-ciclohexancarboxamido]-2-{3-[2-{4-cloro-
fenil}elilcarbamoil]-fenii}-etil)-5-cloro-1H-imidazel-4-i]-benzamida,
4-aminometil-M-{{S)-1-[4-(4-metansulfonilamino-fenil)-
5-metil-1H-imidazol-2-il]-2-fenil-etil}-frans-ciclohexancarboxamida,
4-amincmetil-N-[(S}-1-[5-(3-amino-1H-indazol-8-il)-1H-imidazol-2-il]-3-
(ciclopropilmetil-carbamoil)-propilj-frans-ciclohexancarboxamida,
4-aminometil-N-[{S)-1-[5-(3-amino-1H-indazol-6-i}-1H-imidazol-2-il]-3-(2-

{fenil}etil-carbamoil}-propill-frans-ciclohexancarnoxamida.



37

4-aminometil-N-[(3)-1-[4-(4-acetilaminc-fenil}-5-metil- q (%
1H-imidazol-2-il]-2-fenil-etil}-frans-ciclohexancarboxamida,
4-aminometil-N-{{8)-1-[4-{4-hidroxi-fenil}-5-metil- 1H-imidazal-2-il}-2-fenil-
etil}-frans-ciclohexancarboxamida,
4-[2-(1-[{4-aminometil-ciclohexancarboxamido]-2-{3-[metil-{2-piridin-2-il-
etil)-carbameil]-fenil}-eti}-5-clore-1H-imidazol-4-ill-benzamida,
4-(2-{1-[(4-aminometil-ciclohexancarboxamido]-2-[3-(2,3-dihidro-indol-1 -
carbonil}-fenil]-etil}-5-cloro-1H-imidazol-4-il}-benzamida,
4-(2-{1-[(4-aminometil-ciclchexancarboxamido]-2-[3-(1,3-dihidro-isoindol-
2-carbonil)-fenil]-etil}-5-clore-1AH-imidazol-4-il}-benzamida,
4-(2-{1-[{4-aminometil-ciclchexancarboxamide]-2-[3-(2,3-dihidro-1.4-
benzoxazin-4-carbonil)-fenill-etil}-5-clore-1H-imidazol-4-il}-benzamida,
4-(2-{1-[{4-aminometil-ciclohexancarboxamido]-2-[3-{6-metil-3 4-dihidro-
2H-quinofin-1-carbonil)-fenill-etil}-5-cloro-1H-imidazol-4-il)-benzamida,
4-aminometil-N-{{S)-1-[4-{1H-indazol-B-il)-5-metil-1 H-imidazol-2-il}-2-fenil-
iclohexancarboxamida,
-'am‘lnn-N{(SHu[4v(3—amirmﬁlr5rﬁf1 H-Indazol-8-l)-
S-cloro-1H-imidazol-2-il]-2-tenil-etil}-frans-5,6.7,8-
tetrahidre-isequinclin-8-carboxamida;
4-aminometil-N-{1-[4-{ 1H-indazol-6-il)-5-metil-1H-imidazol-2-i[}-2-fenil-
etil}-trans-ciclochexancarboxamida,
4-aminometil-N-{1-[4-{3-acetilamino-fenil)-5-metil-1H-imidazol-2-il]-2-fenil-
etil}-trans-ciclochexancarboxamida,
acido  5-(2-{1-[frans-4-aminometil-ciclohexancarboxamide]-2-fenil-etil}-5-
cloro-1H-imidazol-4-il}-ticfen-2-carboxilico,
N1-{1-[4-(3-amino-1H-indazol-6-il)-5-cloro-1H-imidazol-2-il]-2-fenil-etil}-2-
cloro-tereftalamida,
4-aminometil-N-{1-[4-(3-amino-1H-indazol-6-il)-5-clore-1H-imidazol-2-il]-
3-[{tiazol-2-ilmetil}-carbamoil]-propil}-trans-ciclohexancarboxamida,
4-aminometil-N-{1-[4-(3-amino-1H-indazol-6-il)-5-clore-1H-imidazol-2-1]-
3-[{piridin-2-ilmetil}-carbamoil)-propil}-frans-ciclohexancarboxamida,
4-aminometil-N-{1-[5-metil-4-{3-0x0-2, 3-dihidre-1H-isoindol-5-il}-1H-
imidazol-2-il]-2-fenil-etil}-frans-ciclohexancarboxamida,
éster de metilo del acido[4-(2-{1-[trans-4-aminometil-

ciclohexancarboxamido]-2-fenil-etill-5-metil-1H-imidazol-4-il)-fenil]-carbamicio,
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4-(2-{1-[trans-4-aminometil-ciclohexancarboxamido]-2-[3-(metil-fenil-
sulfameil)-fenil)-eti}-5-cloro- {H-imidazol-4-il}-benzamida,
4-{2-[1-[trans-4-aminometil-ciclohexancarboxamido]-2-(3- bencensulfonil-
metil-amino-fenil)-etil]-5-cloro-1H-imidazol-4-il}-benzamida,
4-(2-{1-[tranns-4-aminometil-ciclohexancarboxamidc]-2-[3-{benzoil-metil-
amino)-fenil]-etil}-5-cloro-1H-imidazol-4-il}-benzamida,
4-aminometil-N-{1-[4-(1-imino-4-oxo-1,2,3 4-tetrahidro-ftalazin-6-i"-5-
metil-1H-imidazol-2-il]-2-fenil-etil}-trans-ciclohexancarboxamida,
4-aminometil-N-{1-{5-matil-4-[3-(2H-tetrazcl-5-il)-fenil]- 1H-imidazol-2-il}-2-
fenil-etil}-trans-ciclohexancarboxamida,
N-{1-[4-{3-amino-1H-indazol-6-il)-5-clcro-1H-imidazol-2-il]-2-fenil-etil}-2-
fluoro-4-metil-benzamida,
o estereocisémeros, tautomeros, sales o sclvatos farmaceuticamente

aceptables de los mismos.

23. Una composicion farmacéutica, caracterizada porque comprende: un
portador farmacéuticamente aceptable y una cantidad terapéuticamente efectiva
de un compueste de confermidad con cualquiera de las reivindicaciones 1-22.

24. Un compuesto de conformidad con cualquiera de las reivindicaciones

1-22, caracterizado porgue ¢s para su Uso en la terapia.

25. El use de un compuestc de cenformidad con
cualquiera de las  reivindicaciones 1-22, para el fabricacion
de un medicamentc para el tratamiento de un trastoerno

tromboembodlicc o inflamatorio.

26. El uso de acuerdo con la reivindicacion 25, en donde el desorden
trombdtico se selecciona del grupe gque consiste de desordenes
tremboembolicos cardiovasculares, descrdenes tromboembdélicos
cardicvasculares venosos, y desordenes tromboembolicos en las camaras del

COrazon.

Z27. £l uso de acuerdo con la reivindicacion 25, en donde el desorden
tromboembdélico se selecciona de angina inestable, un sindrome coronaric

agudo, fibrilacion atrial, primer infarto del miocardio, infarto del miocardio
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recurrente, muerte sibita isquémica, ataque isquémico {ransitorio, paro
cardiaco, areroesclerosis, enfermedad oclusiva periferica arterial, trombosis
venosa, trombosis venosa profunda, tromboflebitis, emhbelia arterial, trombosis
arterial coronaria, trombosis arterial cerebral, embaelia cerebral, embolia renal,
embolia pulmcnar, y trombosis resultante de {a) valvulas prostéticas u otros
implantes, (b} catéteres insertados, {¢) sondas, {d) desviaciones
cardiopulmonares, {e) hemodialisis, o {f) otros procedimientos en los cuales la

sangre es expuesta a una superficie artificial que promueve la trombosis.




