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Carrera 42 No. 72 -35 Bogota
Direccién electrénica No. Fax Nuamero télefénico
cavelier@cavelier.com 2118650 347 36 11
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4, Datos del tramite
Correccion:
Expediente No 13.100.225
Aparece

Debe ser

Modificacion:

EI Modificacién al capitulo reivindicatorio.
Presento nuevo capitulo reivindicatorio compuesto por 27 reivindicaciones y pido respetuosamente
que el examen de patentabilidad sea realizado sobre estas nuevas reivindicaciones presentadas.
Respetuosamente manifiesto que a pesar de eliminar materia del pliego reivindicatorio originalmente
presentado, mi representada no renuncia a la proteccién que pueda obtener sobre dicha materia y se
reserva el derecho de presentar una solicitud divisional que la contenga durante el tramite de la
presente solicitud, beneficiandose de la fecha de prioridad inicialmente reivindicada.

D Modificacién al capitulo descriptivo.
D Modificacién al resumen.
I:I Modificacién a los dibujos.

Modificacién inventor.
Informo a ese Despacho que el inventor Laykea Tafesse cambio su domicilio a “8 Windward Way,
Robbinsville, New Jersey 08690, Estados Unidos de América”.

5. Anexos

E Comprobante de pago de la tasa para la presentacion de la correccién y/o modificacion por $125.000.
D Poder, si fuere el caso.

E‘.‘ Documento que contiene las modificaciones o correcciones.

IZI Comprobante de pago por 17 reivindicaciones adicionales después de la décima reivindicacion por

$510.000.
6. Firma
Nombre y apellidos Firma ,
LUZ CLEMENCIA DE PAEZ @ ) @é‘/m EnS 4 jé O@ﬂ 2
C.C. 35.456.344 DE Usaquén Tarjeta Profesional 23.555 »

Z,b("JGG\VCB\WPC1 5004\ID-245798
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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto CARACTERIZADO porque tiene la Formula I:

R1

e

N

R3a
R3b

X O Q

)

dondeR' se selecciona de hidrégeno, -(Ci-Ciglalquil, -(Cp-Cip)alquenil,
-(Cy-Cpp)alquinil, -(C;-Cyp)alcoxi, -(C3-Cjp)cicloalquil, -(C4-Cyr)cicloalquenil,
((C5-Cyp)cicloalquil)-(C;-Cg)alquil-, ((C4-Ciz)cicloalquenil)-(C;-Ce)alquil-, -aril de (5
a 12 miembros), (aril de (5 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, -heteroaril de (5 a 12
miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(Ci-Ce)alquil-, -heterociclo de (3 a 12
miembros), ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, fenil, y bencil;
cualquiera de los cuales esta opcionalmente sustituido con i, 2, o 3 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en -(C;-Ce)alquil, OH,
halo, -C(halo);, -CH(halo),, -CHa(halo), -(Ci-Ce)alquil-COOR’, -COOR’, NH,,
-NH(C;-Ce)alquil, -NR°R!®, -CN, -CONR’R' -NR’COR', -SR', -anillo

carbociclico de (5 a 12 miembros), -heterociclo de (5 a 12 miembros), fenil, y bencil;

R? y R® son cada uno independientemente hidr(’)geno, -(C1-Cyp)alquil,
-Cy-Cypalquenil, -(Cy-Cip)alquinil, -(C;-Cig)alcoxi, -(OCH,CH,)-O(C;-Cg)alquil,
«(CH,CH,0)s-(C1-Co)alquil, -NH,, -NH(C;-Cg)alquil, CN, -CONR’R®,
-(C1-Cg)alquil-CO-NRRS, -COOR, -(C-Cy)alquil-CO-OR’, «(C;-Cg)alcoxi-COOR’,
-(C3-Cpp)cicloalquil,  ((Cs3-Cpp)cicloalquil)-(C-Ce)alquil-, ~(C4-Cyp)cicloalquenil,
((C4-Cyp)cicloalquenil)-(Cy-Cg)alquil-, -(Cs-Cig)bicicloalquil, ((Ce-Ci4)bicicloalquil)-
(C1-Cglalquil-, -(Cs.Cyp)tricicloalquil, ((Cg-Cyp)tricicloalquil)-(C;-Ce)alquil-,
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(C7-Cy4)bicicloalquenil, ((C4-C1a)bicicloalquenil)-(C;-Ce)alquil-,
-(Cg-Cyo)tricicloalquenil, ((Cs-Cop)tricicloalquenil)-(Cq-Ce)alquil-, -aril de (5 a 12
miembros), (aril de (5 a 12 miembros))-(C1-Cg)alquil-, sistema de anillo biciclico de
(7 a 12 miembros), sistema de anillo biciclico de (7 a 12 miembfos)-(Cl-C6)a1qui1-,
(aril biciclico' de (7 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, -heteroaril de (5 a 12
miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Cs)alquil-, -(heterociclo de (3 a 12
miembros),  ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-,
-bicicloheterociclo(de 7 a 12-miembros), (bicicloheterociclo(de 7 a 12
miembros))-(C1-Ce)alquil-, fenil, bencil o naftil; cada uno de los cuales esta
opcionalmente sustituido con uno o dos sustituyentes independientemente
seleccionados del grupo que consiste en -OH, (=0), halo, -C(halo)s;, -CH(halo),,
-CHa(halo), -(C;-Ce)alquil, halo(C;-Ce)alquil-, -(Cy-Ce)alquenil, -(C,-Ce)alquinil,
hidroxi(C;-Ce)alquil-, dihidroxi(C;-Cs)alquil-, .+ =(Cy-Cg)alcoxi,
((C1-Ce)alcoxi)CO(C;-Ce)alcoxi-, fenil, bencil, -NH;, -NH(C;-Cg)alquil,
-(Ci-Coalquil-NH(C;-Colalquil-R™,  -CN,  -SH,  -OR% -CONR’R,
-(C1-Cg)alquil)-CO-NR’RS, -COOR’, -(C1-Cg)alquil-CO-OR’,
-(C1-Cg)alcoxi-COOR’, -(OCH,CH,)s-O(Ci-Ce)alquil, -(CH,CH,0)s-(C1-Cg)alquil,
((C1-Cg)alquil)sulfonil(C;-Cg)alquil-, -NH-SO,(C;-Cg)alquil, -N(SO,(C;-Cg)alquil),,
-C(=NH)NH,, -NH-CO-(C;-Cs)alquil, -NH-CO-NH,, -NH-C(=0)-NH~(C,-C¢)alquil,
-NH-C(=0)-aril de (5 a 12 miembros), -NH-C(=0)-(C;-Cg)alquil-aril de (5 a 12
miembros), -NH~(C;-Cg)alquil-CO-OR’, -NH-C(=O)—(C1-C6)alquil-CO-OR7,

—NH-C(=O)-CH(NH2)-(C1-C6)alquil-CO-OR7, -(C3-Cyp)cicloalquil,
((C5-Cyp)cicloalquil)-(Cy-Cg)alquil-, -aril de (5 a 12-miembros), -ariloxi (de 5 a
12-miembros), ~(C1-Cg)alcoxiC(O)NR’RS, -NH-(C;-Cg)alquilC(0)-NRR®,

-C(O)NH-(C1-C6)a1qui1-COOR7, (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Ce)alquil-,
-heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-,
-(heterociclo de (3 a 12 miembros), (heterociclo de (3 a 12
miembros))-(Ci-Cglalquil-,  -bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros), y

(bicicloheterociclo(de 7 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-;
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R*® y R® se seleccionan cada uno independientemente de hidrogeno,

-(Ci-Cip)alquil, -(C-Cjp)alquenil, -(C,-Cig)alquinil, -(C;-Cjp)alcoxi, OH,

hidroxi(C;-Ce)alquil-, -C(halo)s, -CH(halo),, : -CH;(halo),
-(C;1-Ce)alquil-C(=0) (C;-Ce)alcoxi, -(C1-Cgalcoxi-C(=0)-(C;-Cg)alquil,
~(C1-Ce)alquil-CN, -(C1-Cg)alquil-COOR’, «(C;-Ce)alcoxi-COOR’,
-(C5-Cyp)cicloalquil, ((C5-Cpp)cicloalquil)-(Ci-Cg)alquil-,
((C3-Cyp)cicloalquil)-(Ci-Cg)alcoxi-, ((C3-Cyp)cicloalquil)-(Cy-Ce)alcoxi-(Cy -
Ce)alquil-, -(C4-Cp)cicloalquenil, ((C4-Crp)cicloalquenil)-(Cy-Ce)alquil-,
((C4_Cyp)cicloalquenil)-(C;-Cg)alcoxi-, ((C4-Cyp)cicloalquenil)-(C;-Cg)alcoxi-

(C1-Cg)alquil-, -;aril de (5 a 12 miembros), (aril- de (5 a 12
miembros))-(C;-Ce)alquil-, (aril de (5 a 12 miembros)-(C1-Cé)alcoxi-, (arilde (5a 12
miembros)-(Ci-Cg)alcoxi-(C-Cg)alquil-,  -heteroaril de (5 é 12 miembros),
(heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, (heteroaril de (5 a 12
miembros)-(C;-Cg)alcoxi-,  (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-
Ce)alcoxi-(C;-Cg)alquil-, -(heterociclo de (3 a 12 miembros), ((heferociclo de(3al2
miembros))-(C;-Cg)alquil-, ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Ce)alcoxi-,
((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Ce)alcoxi-(C;-Cg)alquil-, o juntos forman
(=0);

R* se selecciona de  -(Ci-Ce)alquil, -(Cy-Ce)alquenil, -(Cy-Cg)alquinil,
-C(halo);, -CH(halo),, -CHj(halo), hidroxi(C;-Ce)alquil-, -:(C3-C12)cicloalquil,

((C3-Cpp)cicloalquil)-(Cy-Cg)alquil-, -(C6-Ci4)bicicloalquil,
((C¢-Cya)bicicloalquil)-(C;-Ce)alquil-, -(Cg-Cyp)tricicloalquil,
((Cs_Cypytricicloalquil)-(C;-Ce)alquil-, -(¢4-C12)cicloalqueni1,
((C4-Cyp)cicloalquenil)-(C-Ce)alquil-, -(C5-Cy4)bicicloalquenil,
((C4-C1g)bicicloalquenil)-(C;-Ce)alquil-, -(Cs-Cyo)tricicloalquenil,

((Cs-Cop)tricicloalquenil)-(Ci-Co)alquil-, -aril de (5 a 12-miembros), (aril de (5 a 12
miembros))-(C;-Cg)alquil-, -heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12

miembros))-(C;-Cg)alquil-, -(heterociclo de (3 a 12 miembros), (heterociclo de (3 a
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12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, -bicicloheterociclo (de 7 a 12 miembros), o

(bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-;

R’ y R® son cada uno independientemente hidrégeno, -(C;-Ce)alquil,
-(C3_Cg)cicloalquil, ((C5.Cy)cicloalquil)-(C;-Cg)alquil-, -COOR’,
-(C1-Ce)alquil-CO_OR’, -CONH, o (C,.C¢)alquil-CONH-, o R® y R® junto con el

atomo de nitrogeno al cual estan unidos forman un heterociclo de (4 a 8 miembros);

R’ se selecciona de hidrégeno, -(C;-Ce)alquil, J:-(Cz-Cg)alquenil,
-(C,-Cg)alquinil, -(C;5.Cyp)cicloalquil, -(C4-Cyp)cicloalquenil,
((C3-Cyp)cicloalquil)_(Ci-Ce)alquil-, o ((C4-Ciz)cicloalquenil)-(C;-Cg)alquil- ;

Ry R!® se seleccionan cada uno independientemente de hidrogeno,
-(C;-Cg)alquil, -(Cy.Cg)alquenil, -(C,-Cg)alquinil, -(Cy-Cip)alcoxi,
-(C3-Cyp)cicloalquil, -(C3-Cpp)cicloalquenil, ((Cs-Cjy)cicloalquil)-(C;-Ce)alquil-, o
((C5-Cyp)cicloalquenil)-(C;-Cg)alquil-;

cada R'! se seleccionaa independientemente de hidrégeno, -(Cl-Clo)aIQuil,
-(C,-Cp)alquenil, -(C,.Cyp)alquinil, -(C,-Cyg)alcoxi,
((C1-Ce)alquil)sulfonil(C;-Cg)alquil-,  -(C;3-Cip)cicloalquil, ((C%-Clz)cicloalquil)-
(Cy_Cy)alquil-, -(C4-Cyp)cicloalquenil, o ((C4-Cip)cicloalquenil)-(Cy-Ce)alquil-;

R y R™ se seleccionan cada uno independientemente de hidrégeno,
-(C;-Cyp)alquil, -(Co-Cyp)alquenil, -(C,-Cp)alquinil, -(C;-Cjg)alcoxi, -(OCH,CH;)s-
O(C;-Cg)alquil, -(C3-Cppcicloalquil,  ((Cs3-Cjp)cicloalquil)-(Cy-Ce)alquil-,
-(C4-Crp)cicloalquenil, ((C4-Cio)cicloalquenil)-(Ci-Ce)alquil-, -(Cg-Cia)bicicloalquil,
((C6-C1g)bicicloalquil)-(C;-Cg)alquil-, -(Cg-Czo)tricicioalquil, ((Cg-Cyp)tricicloalquil)-
(C;-Cg)alquil-, -(C;-Cy4)bicicloalquenil, ((C7.Ci4)bicicloalquenil)-(C;-Cg)alquil-, -Cg-
Cyp)tricicloalquenil,  ((Cs-Cyotricicloalquenil)-(C;.Cg)alquil-, -aril de (5 a 12
miembros), (aril de (5 a 12 miembros)(C;-Ce)alquil-, -sistema de anillo biciclico de
(7 a 12 miembros), sistema de anillo biciclico de (7 a 12 miembros)-(C;-Ce)alquil-
,-aril biciclico de (7 a 12-miembros), (aril biciclico de (7 a 12-miembros))-(C;-

Ce)alquil-, -heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-
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Ce)alquil-, -(heterociclo de (3 a 12 miembros), (heterociclo de (3 a 12 miembros))-
(C1-Ce)alquil-, -bicicloheterociclo de (7 a 12-miembros), (bicicloheterociclo(de 7 a
12 miembros))-(Ci-Ce)alquil-, fenil, bencil o naftil; cada uno de los cuales esté.
opcionalmente sustituido con uno o dos sustituyentes independientemente
seleccionados del grupo que consiste en OH, (=O), halo, -C(halo)s;, -CH(halo),
-CHy(halo), -(C;-Ce)alquil, halo(C;-Ce)alquil-, -(C;-Cs)alquenil, -(C,-Cg)alquinil,
hidroxi(C;-Cg)alquil-, fenil, bencil, NHp, -NH(C;.Ce)alquil, CN, SH, ORY,
-CONR’R®, -COOR’, -(C3-Cpp)cicloalquil, ((C3-Ciz)cicloalquil)-(Ci-Ce)alquil-, -aril
de (5 a 12 miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Cs)alquil-, -heteroaril de (5 a
12-miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, -(heterociclo de (3 a
12 miembros), (heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, -bicicloheterociclo

de (7 a 12 miembros), y (bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-;

R se selecciona de -COOR’, -(C;-Cg)alquil-CO-OR’, -C(=0)-(C;-Ce)alquil-
COOR/, ~(C1-Cg)alquil-C(=0)-(C;-Ce)alquil-COOR’, -CONHa, 0
(C;-Cg)alquil-CONH-;

G se selecciona de O, -OCO-, -C(=0), NR®, NR”, S, SO, 0 SOy;

R’ es —C(=0)(C;-Cg)alquil 0 —SO»(C;-Ce)alquil;

X se selecciona de OH, hidroxi(C;-Cg)alquil-, dihidroxi(C,;-Ce)alquil-,
halégeno, -NH,, -NR}(C=0)R'%, -CONR'R" -(C;-C¢)alquil-CONH,, -(C;-
Ce)alquil-COOH, -COOH, -O-(C;-Cg)alquil-COOH, -0-(C;-Ce)alquil-CONH,, ~(C;-

Cip)alquil, -(Cy-Cip)alquenil, -(C,-Cyp)alquinil, -(C,-Cyp)alcoxi,
(OCH,CH,),-O(Cy-Co)alquil, -(OCH,CHy)s-OH, ~(CHy),CHOHCH,OH, CN, -NH-
SO,R’, -(C3-Cyp)cicloalquil, ((C5-Cyp)cicloalquil)-(C;-Ce)alquil-,

((C3-Cyp)cicloalquil)-(C;-Ce)alcoxi-, -aril de (5 a 12 miembros), (aril de (5 a 12
miembros)-(C;-Ce)alquil-, (aril de (5 a 12 miembros)-(C,-Cg)alcoxi-, -heteroaril de
(5 a 12-miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, (heteroaril de (5
a 12 miembros))-(C;-Ce)alcoxi-, -(heterociclo de (3 a 12 miembros), (heterociclo de

(3 a 12 miembros))-(C;-Cs)alquil-, (heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Cs)alcoxi-
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, -bicicloheterociclo de (7 a 12-miembros), (bicicloheterociclo(de 7 a 12-

miembros))-(Ci-Ce)alquil-, o (bicicloheterociclo de (7 a 12-miembros))-(Cs-

Ce)alcoxi-;

Q se selecciona de OH, —(C;-Cg)alcoxi, -(Ci-Cig)alquil, -(C3-Cz)cicloalquil,
-aril de (5 a 12-miembros), ((Cs-Cjp)cicloalquil)-(Ci-Ce)alquil-, (aril de (5 a 12
miembros)-(Ci-Co)alquil-,  -(OCH,CH)¢-O(Ci-Cglalquil,  -(CH,CH0)s~(Cs-
Coalquil, -(OCH;CHy)-OH, -O(C=O)R’, -O-(C;-Ce)alquil-COOR’, -NH-(C;-
Ce)alquil-COOR”,  -0-C(0)~(C;-Ce)alquil-C(O)OR’,  -NH-C(0)-(C;-Cg)alquil-
C(O)OR’, -0-(C;-Cg)alquil-C(O)NR°R'®, -NH-(C;-Ce)alquil-C(O)NR’R'®, -0-C(0)-
(C1-C)alquil-C(O)NR’R'®, -NH-C(0)~(C;-Cy)alquil-C(O)NR’R'? 0 R™;

Z es -(CHy)m-, opcionalmente sustituido con 1 o 2 -(C;-Ce)alquil;

Y es -(CH),-CH o es un enlace directo, siempre y cuando Y sea un enlace

directo entonces R® est4 ausente;
mesunentero 1,2,3,4,5,06;
nesunentero 0, 1,2,3,4,506;
pesunentero 0,10 2;
sesunentero 1,2,3,4,5,6,7,8,9,10,11, 12,0 13;

siempre que cuando X sea OH o -(C;-Ce)alcoxi, Q es OMe, Z no estd

sustituido, y G es O, entonces ya sea:
1 ) .
a) R se selecciona de;

i.  hidrégeno, o (Ci-Cyg)alcoxi o tetrazolil-(C;-Ce)alquil cualquier de
los cuales estd opcionalmente sustituido con 1, 2, o 3
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que
consiste en -(C1-Cg)alquil, OH, halo, -C(halo)s;, -CH(halo),,
-CH,(halo), ~(C;-Cg)alquil-COOR’, -COOR’, NH,, -NH(C;-
Ce)alquil, NR°R"’, CN, -CONR’R', -NR’COR'’, SR, -anillo
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carbociclico de (5 a 12 miembros), -heterociclo de (5 a 12
miembros), fenil, y bencil; o

-(C1-Cyo)alquil,  -(Cy-Cjp)alquenil, -(Cp-Cpp)alquinil, -(Cs-
Cyp)cicloalquil, -(C4-Cpp)cicloalquenil, ((C3-Ciy)cicloalquil)-(Cs-
Ce)alquil-, ((C4-Cyp)cicloalquenil)-(Cy-Ce)alquil-, -aril de (5 a 12-
miembros)aril, (aril de (5 a 12 miembros)-(Ci-Ce)alquil-,
-heteroaril de (5 a 12-miembros), ((heterociclo de (3 a 12
miembros))-, heteroaril de (5 a 12-miembros)-(C;-Ce)alquil-,
(heterociclo de (3 a 12 miembros) — (C;-Cg)alquil-, fenil, o bencil;
cada uno de los cuales esta sustituido con 1; 2, o 3 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consisfe en
(C-Coalquil-COOR?, -COOR’, NR'R,  -CONR'RY,
-NR’COR', y SR, siempre que NR°R' sea distinto a NH, o
“NH(C;-Cg)alquil, y SR sea distinto de SH;

b) al menos uno de R? y R® se selecciona de:

1.

-(Cy-Cyp)alcoxi, -(OCH;CH2)s-0(Ci-Co)alquil, -(CH2CH,0)s-(Ci-
Ce)alquil, o —(Cl—C6)alcoxi-COOR7; cada uno de los cuales esta
opcionalmente sustituido con wuno o dos sustituyentes
independienteménte seleccionados del grupo que consiste en OH,
(=0), halo, -C(halo);, -CH(halo),, -CHa(halo), -(C;-Cs)alquil,
halo(C;-C¢)alquil-, -(C,-Ce)alquenil, -(C,-Ce)alquinil, hidroxi(C;-
Ce)alquil-,  dihidroxi(C;-Cg)alquil-,  -(Ci-Cg)alcoxi,  ((Ci-
Ce)alcoxi)CO(C;-Cg)alcoxi-, fenil, bencil, NH,, -NH(C;-
Ce)alquil, -(C;-Ce)alquil-NH(C;-Cgalquil-R™, CN, SH, OR‘
-CONR’R®, -(C;-Cgalquil)-CO-NR’R®, -COOR’, -(C;-C¢)alquil-
CO-OR’, -(C;-Cg)alcoxi-COOR’,  -(OCH,CH,);-O(C;-Ce)alquil,
-(CH,CH,0)s-(C-Cg)alquil, ((C;-Ce)alquil)sulfonil(C;-Cg)alquil-,
-NH-SO,(Ci-Cg)alquil,  -N(SO,(C;-Ce)alquil),, -C(=NH)NH,,
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_NH-CO-(C;-Cg)alquil, -NH-CO-NH,, -NH-C(=0)-NH-(C;-
Ce)alquil, -NH-C(=0)-aril de (5 a 12 miembros), -NH-C(=0)-(C;-
Ce)alquil-aril de (5 a 12 miembros), -NH-(C;-Cg)alquil-CO-OR’, -
NH-C(=0)-(C;-Cg)alquil-CO-OR’,  -NH-C(=0)-CH(NH,)-(C;-
Ce)alquil-CO-OR’, -(C3-Cyy)cicloalquil, ((C3-Cpa)cicloalquil)-(C-
Ce)alquil-, -aril de (5 a 12-miembros), - ariloxi de (5 a 12-
miembros), -(Ci-Ce)alcoxiC(O)NR’R®, -NH-(C;-Cg)alquilC(O)-
NR'R, -C(O)NH-(C;-Ce)alquil-COOR’, (aril de (5 a 12
miembros)-(C;-Ce)alquil-, -heteroaril de (5 a 12-miembros),
(heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, -(heterociclo de
(3 a 12 miembros), (heterociclo de (3; a 12 miembros))-(C;-
Ce)alquil-, -bicicloheterociclo de (7 12-miembros), y
(bicicloheterociclo de (7 a 12-miembros))-(C;-Cs)alquil-; o

-(C1-C6)a1quil-COOR7, -(C3-Cyp)cicloalquil, -((Cs-
Cip)cicloalquil)-(C;-Ce)alquil, -(C4-Cip)cicloalquenil,  -(Ce-
Cq)bicicloalquil, -(Cg.Cyp)tricicloalquil, --(Cs-Cy4)bicicloalquenil,
-(Cg-Cyp)tricicloalquenil, -aril de (5 a 12-'miembros),' (aril de (5 a
12 miembros)-(C;-C¢)alquil-, -sistema anillo biciclico de (7 a 12-
miembros), -aril biciclido de (7 a 12-miembros), -heteroaril de (5-
a miembros), -(heterociclo de (3 a 12 miembros),
-bicicloheterociclo de (7 a 12-miembros), fenil, bencil,
((C4-Cyp)cicloalquenil)-(Ci-Cg)alquil-, = ((Cg-Cig)bicicloalquil)-
(C1-Cylalquil-,  ((Cg-Cyp)tricicloalquil)-(C;-Cg)alquil-,  ((Cs-
Cig)bicicloalquenil)-(C;-Cg)alquil-, ((Cs-Cyp)tricicloalquenil)-(C;-
Ce)alquil-, sistema de anillo biciclico de (7 a 12 miembros)-(C;-
Ce)alquil-, (aril biciclico de (7 al2-miembros))-(C;-Ce)alquil-,
(heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, ((heterociclo de
(3 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, (bicicloheterociclo de (7 a 12-
miembros))-(C;-Cg)alquil-, o naftil; caaa uno de los cuales estd

sustituido con uno o dos sustituyentes independientemente
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iii.

seleccionados del grupo que consiste en -CONHR®, dihidroxi(C;-

Ce)alquil-, ~(C1-Ce)alquil-NH(C;-Cg)alquil-R',
-(CI—C6)alquil-CO-OR7, -(Cl-Cs)alcoxi-COOR7, -(OCH,CHz)s-
O(C;-Cg)alquil, -(CH,CH,0)4-(C;-Ce)alquil, ((Cy-

Ce)alquil)sulfonil(C;-Ce)alquil-, -NH-S0y(C;-Cg)alquil,
-N(SO»(Cy-Cg)alquil);, -C(=NH)NH,, -NH-CO-(C;-Cs)alquil,
-NH-CO-NH,, -NH-C(=0)-NH-(C;-C¢)alquil, -NH-C(=0)-aril de
(5 a 12 miembros), -NH-C(=0)-(C;-Cg)alquil-aril de (5 a 12
miembros), -NH-(C, —Cs)alquil-CO-OR7, -NH-C(=0)-(C;-
Ce)alquil-CO-OR”, -NH-C(=0)-CH(NH,)-(C,-C¢)alquil-CO-OR’,
-(C3-Cpp)cicloalquil, ((Cs-Cyp)cicloalquil)-(Ci-Ce)alquil-, -(Cq-
Ce)alcoxiC(O)NR’R®, -NH-(C;-Ce)alquilC(O)-NR’R®, -C(O)NH-
(C1-Cg)alquil-COOR’ -heteroaril de (5 a 12-miembros),
(heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, -(heterociclo de
(3 a 12 miembros), (heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-
Ce)alquil-,  -bicicloheterociclo de (7 a 12-miembros), y
(bicicloheterociclo de (7 a 12-miembros))-(Ci-Cg)alquil-; o
-(C;1-Cyp)alquil, -(C»-Cyp)alquenil, o -(Cy-Cjz)alquinil, cada uno de
los cuales esta sustituido con uno o dos .sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en
-CONHR®, -(C;-Ce)alquil-NH(C;-Cg)alquil-R",  -(C;-Cg)alcoxi-
COOR’,  «(OCH,CH,)-O(C;-Cg)alquil, -(CH,CH,0)s-(Cy-
Celalquil, ((C;-Cg)alquil)sulfonil(C;-Cg)alquil-, -NH-SO»(C;-
Ce)alquil, -N(SOz(Cl-Cé)alquil)z, -C(=NH)NH,, -NH-CO-(C;-
Cejalquil, -NH-CO-NH,, -NH-C(=0)-NH-(C;-Ce)alquil, -NH-
C(=0)-aril de (5 a 12 miembros), -NH-C(=0)-(C;-Ce)alquil-aril
de (5 a 12 miembros), -NH-(C;-Cg)alquil-CO-OR’, -NH-C(=0)-
(C-Cg)alquil-CO-OR’, -NH-C(=O)-CH(NH2)-(C1-Cé)alquil-CO-
OR’, -(C;-Ce)alcoxiC(O)NR’R®, -NH-(C;-Cg)alquilC(O)-NR’RS,
y -C(O)NH-(C;-Ce)alquil-COOR”; o

11
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iv.  2,3-dihidroxipropil; o
v.  4-isoxazolil, 4-isoxazolil(C;-Ce)alquil, 5-isoxazolil, o
5-isoxazolil(C,-Cg)alquil sustituido con uno o dos grupos alquil, o

vi. —C(=0O)NH; o —(C;-Cg)alquil-C(=O)NH;

0
¢) al menos uno de R*o R*® se selecciona independientemente de -(C7-Cjo)alquil,
-(C7-Cyp)alquenil, -(C7-Cjp)alquinil, —(C;-Cjp)alcoxi, -(C;-Ce)alquil-C(=0)-(Cs-
Cealcoxi, -(C;-Cg)alcoxi-C(=0)-(C;-Ce)alquil, -(Ci-Cg)alquil-CN, -(C;-Cg)alquil-
COOR’, -(C;-Cg)alcoxi-COOR’, -(C3-Cio)cicloalquil, ((C3-Cyp)cicloalquil)~(Ci-
Ce)alquil-, ((C3-Cpp)cicloalquil)-(Ci-Cealcoxi-, ((Cs-Cip)cicloalquil)-(Ci-Ce)alcoxi-
(C1-Cglalquil-, -(C4-Cyp)cicloalquenil, ((C4-Ciz)cicloalquenil)-(Cy-Ce)alquil-, ((Cs-
Cip)cicloalquenil)-(C;-Cg)alcoxi-, ((C4-Cyp)cicloalquenil)-(C;-Cg)alcoxi-(C;-
Ce)alquil-, -aril de (5 a 12 miembros), (aril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-,
(aril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alcoxi-, (aril de (5 a 12 miembros))-(C;-
Ce)alcoxi-(Ci-Cg)alquil-, -(heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12
miembros))-(Ci-Cg)alquil-, (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alcoxi-,
(heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-C¢)alcoxi-(Cy-Cg)alquil-, -(heterociclo de (3 a
12 miembros), ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, ((heterociclo de (3
a 12 miembros))-(C;-Ce)alcoxi-, o ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-

Ce)alcoxi-(C;-Ce)alquil-; o

siempre que cuando X sea OH o -(C;-Cg)alcoxi, Q sea OMe, R y R>® sean ambos
hidrogeno, Z esté sustituido, G sea O, ¢ Y sea un enlace directo, entonces R? es

distinto a hidrégeno.
o una sal, prodroga o solvato farmacéuticamente aceptable de los mismos.

\2
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2. Un compuesto CARACTERIZADO porque tiene la Formula I:

M

donde

R! se selecciona de hidrégeno, -(Ci-Cyo)alquil, --(Cz-Clz)%alquenil, -(Cs-
Cralquinil, -(Ci-Cjg)alcoxi, -(C;3-Cip)cicloalquil, -(C4-Cir)cicloalquenil, ((Cs-
Cip)cicloalquil)-(Cy-Cg)alquil-, ((C4-Cjp)cicloalquenil)-(Ci-Ce)alquil-, -(aril de (5 a
12 miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-C¢)alquil-, -(heteroaril de (5 a 12
miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, -(hetero¢i010 de(3al2
miembros), ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-C¢)alquil-, fenil, o bencil;
cualquiera de los cuales esti opcionalmente sustituido con 1, 2, o 3 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en '(C]E‘CG)aquil, OH,
halo, -C(halo);, -CH(halo),, -CHs(halo), -(C]-C6)alquil-COOR7, LCOOR7, NH,,
-NH(C;-Cg)alquil, NR°R!'’, CN, -CONR’R'®, -NR’COR'?, SR!!, -anillo carbociclico

de (5 a 12 miembros), -heterociclo de (5 a 12 miembros), fenil, y bencil;

R? y R® son cada uno independientemente hidrégeno, -(Ci-Cg)alquil, -(Ca-
Cipalquenil, -(Cy-Cjp)alquinil, -(C;-Cip)alcoxi, -(OCH,CH;)s-O(C;-Cg)alquil,
_(CH,CH,0)~(C1-Cglalquil, NH,, -NH(C;-Ce)alquil, CN, -CONR’R®, -(C;-
Csalquil)-CO-NR’R®, -(C;-Ce)alquil-CO-NR’R®, -COOR’, -(C;-Cg)alquil-CO-OR/,
~(C1-Cg)alcoxi-COOR’,  -(C3-Cpp)cicloalquil,  ((C3-Cya)cicloalquil)-(Cy-Ce)alquil-,

13
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-(C4-Cyp)cicloalquenil, ((C4-Cyp)cicloalquenil)-(Ci-Ce)alquil-, -(Cg¢-Cig)bicicloalquil,
((C6-Cig)bicicloalquil)-(Cy-Cg)alquil-, -(Cs.Coptricicloalquil, ((Cs-Cao)tricicloalquil)-
(C1-Ce)alquil-, -(C;-Cyg)bicicloalquenil, ((C7-Cis)bicicloalquenil)-(Ci-Ce)alquil-,
-(Cg-Cyp)tricicloalquenil, ((Cs-Cyp)tricicloalquenil)-(Cy-Cg)alquil-,* -(aril de (5 a 12
miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Cg)alquil-, -sistema anillo biciclico de (7
a 12 miembros), sistema de anillo biciclico de (7 a 12 miembros)-(C;-Cg)alquil-, -aril
biciclido de (7 a 12-miembros), (aril biciclido de (7 a 12-miembros))-(C;-Ce)alquil-,
-(heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-,
-(heterociclo de (3 a 12 miembros), ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-
Ce)alquil-, -bicicloheterociclo de (7 a 12-miembros), (bicicloheterociclo de (7 a 12-
miembros))-(C;-Ce)alquil-, fenil, bencil o naftil; cualquiera de los cuales estd
opcionalmente sustituido con uno o dos sustituyentes independientemente
seleccionados del grupo que consiste en OH, (=0), halo, -C(halo)s;, -CH(halo),,
-CHy(halo), -(C;-Ce)alquil, halo(C;-Ce)alquil-, -(C,-Ce)alquenil, ‘-(Cz-C6)alquinil,
hidroxi(Cl—C6)alquil-‘, dihidroxi(C;-Cg)alquil-, -(C1-Ce)alcoxi, (Cy-
Ce)alcox1)CO(C;-Cg)alcoxi-, fenil, bencil, NH,, -NH(CI-C6)a1qui1; -(C1-Ceg)alquil-
NH(C;-Ce)alquil-R™, CN, SH, OR*, -CONR’R, -COOR’, -(C,-Cs)alquil-CO-OR’,
_(C1-Cg)alcoxi-COOR’, -(OCH,CH,)s-O(C-Cg)alquil, -(CHCH,0)s-(Ci-Ce)alquil,
((C1-Ce)alquil)sulfonil(C;-Cg)alquil-, -N(SO,(C;-Ce)alquil);, -C(=NH)NH,, -NH-
CO-(C;-Cg)alquil, -NH-CO-NH,, -NH-C(=0)-NH-(C;-Cs)alquil, -NH-C(=O)-ari1 de
(5 a 12 miembros), -NH-C(=0)-(C;-Ce)alquil-aril de (5 a 12 miembros), -NH-(C;-
Ce)alquil-CO-OR’, -NH-C(=0)~(C;-Cg)alquil-CO-OR’, -NH-C(=0)-CH(NH,)-(C;-
Ce)alquil-CO-OR’, -(C3-C);)cicloalquil, ((Cs.Cip)cicloalquil)-(C;.Ce)alquil-, ~(aril de
(5 a 12 miembros), -ariloxi de (5 a 12-miembros), -(C;-Cg)alcoxiC(O)NR’R®, -NH-
(C;-CgalquilC(0)- NR’R®, -C(O)NH-(C;-Cg)alquil-COOR’, (aril de (5 a 12
miembros)-(C;-Cg)alquil-, -(heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12
miembros))-(Ci-Cg)alquil-, -(heterociclo de (3 a 12 miembros), (heterociclo de (3 a
12 miembros))-(C;-Ce)alquil-,  -bicicloheterociclo de (7 a 12-miembros), y

(bicicloheterociclo de (7 a 12-miembros))-(Ci-Ce)alquil-;
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R* y R® se seleccionan cada uno independientemente de hidrogeno, —(Ci-
Cyo)alquil, -(C,-Cip)alquenil, -(C,-Cjg)alquinil, -(Ci-Cjg)alcoxi, OH, hidroxi(C;-
Ce)alquil-, -C(halo)s, -CH(halo);, -CHa(halo), -(C;-Cg)alquil-C(=0)-(C;-Cs)alcoxi,
-(C1-Cg)alcoxi-C(=0)-(C;-Cg)alquil, -(C;-Ce)alquil-CN, -(C,-Cg)alquil-COOR’, -(C;-
Ce)alcoxi-COOR’, -(C3-Cpo)cicloalquil, ((C3-Cra)cicloalquil)-(Ci-Cealquil-, ((Cs-
Cip)cicloalquil)-(Ci-Ce)alcoxi-,  ((C3-Cyp)cicloalquil)-(Ci-Ce)alcoxi-(Ci-Ce)alquil-,
-(C4-Cyp)cicloalquenil, ((C4-Cyp)cicloalquenil)-(Cy-Ce)alquil-, ((Cs-
Cip)cicloalquenil)-(C;-Ce)alcoxi-, ((C4-Cyp)cicloalquenil)-(Cy-Ce)alcoxi-(C;-
Ce)alquil-, -(aril de (5 a 12 miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Ce)alquil-,
(aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Cg)alcoxi-, (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Ce)alcoxi-
(C-Ce)alquil-, -(heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-
(C1-Ce)alquil-, (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alcoxi-, (heteroaril de (5 a
12 miembros))-(C;-Cg)alcoxi-(C-Cg)alquil-, -(heterociclo de (3 a 12 miembros),
((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, ((heterociclo de (3 a 12
miembros))-(C;-Cg)alcoxi-, ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Cs)alcoxi-(C;-

Ce)alquil-, o juntos forman (=0);

R* se selecciona de  ~(Ci-Ce)alquil, -(Cp-Ce)alquenil, -(Cp-Ce)alquinil,
-C(halo)s, -CH(halo),, -CHa(halo), hidroxi(C;-Ce)alquil-, -(C3-Cy;)cicloalquil, ((Cs-
Ci2)cicloalquil)-(Cy-Ce)alquil-, -(Ce-Cia)bicicloalquil, ((Cs-Cia)bicicloalquil)-(Ci-
Ce)alquil-, -(Cs-Cyp)tricicloalquil, ((Cs-Cop)tricicloalquil)-(Ci-Ce)alquil-, -(Cs-
Cpp)cicloalquenil, ((C4-Ciz)cicloalquenil)-(Cq-Cg)alquil-, -(C7-Cia)bicicloalquenil,
((C5-Cyg)bicicloalquenil)-(C;-Cg)alquil-, -(Cg-Cyo)tricicloalquenil, ((Cs-
Cyo)tricicloalquenil)-(C;-Cg)alquil-, -(aril de (5 a 12 miembros), (aril de (5 a 12
miembros)-(C;-Cg)alquil-, -(heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12
miembros))-(Cy-Cg)alquil-, -(heterociclo de (3 a 12 miembros), (heterociclo de (3 a
12 miembros))-(C;-Cg)alquil-,  -bicicloheterociclo de (7 a 12-miembros), o

(bicicloheterociclo de (7 a 12-miembros))-(C;-Cg)alquil-;

R’ y R® son cada uno independientemente hidrégeno, -(C;-Ce)alquil, -(Cs-
Cg)cicloalquil, ((Cs-Cg)cicloalquil)~(C;-Ce)alquil-, -COOR’, -(C;-Cg)alquil-CO-OR’,
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-CONH,, o (C;-Cg)alquil-CONH-, o R’y R® junto con el atomo de nitrégeno al cual

estan unidosforman un heterociclo de (4 a 8 miembros);

R’ se sclecciona de hidrogeno, -(Ci-Ce)alquil, -(Cp-Cg)alquenil, -(Cp-
Ce)alquinil, -(C3-Cyp)cicloalquil, -(C4-Cip)cicloalquenil, ((Cs-Ciz)cicloalquil)-(Cs-
Ce)alquil-, o ((C4-C)p)cicloalquenil)-(C;-Ce)alquil- ;

R’y R! se seleccionan cada uno independientemente de hidrégeno, -(Ci-
Ce)alquil, -(C,-Cg)alquenil, -(C,-Cg)alquinil, -(Ci-Cjp)alcoxi, -(C3-Cip)cicloalquil,
-(C3-Cp)cicloalquenil, ((C3-Cyp)cicloalquil)-(C;-Ce)alquil-, o ((C3-Ciz)cicloalquenil)-
(Cy-Ce)alquil-; \ '

cada R se selecciona independientemente de hidrogeno, -(Ci-Cio)alquil,
-(C,-Cyp)alquenil, -(Cp-Cyglalquinil, -(Cy-Cjplalcoxi, ((Ci-Ce)alquil)sulfonil(C;-
Ce)alquil-, -(C3-Cyp)cicloalquil, ((C5-C1p)cicloalquil)-(C;-Cg)alquil-,
-(C4-C2)cicloalquenil, o ((C4-Cyp)cicloalquenil)-(C;-Ce)alquil-;

, R!? y R se seleccionan cada uno independientemente de hidrégeno, -(C;-
Cig)alquil, -(C2-Cyp)alquenil, -(C,-Cjp)alquinil, -(Ci-Cyp)alcoxi, -(OCH2CH,)s-O(C;-
Ce)alquil, -(C5-Cypp)cicloalquil,  ((Cs3-Cyp)cicloalquil)-(C-Ce)alquil-,  -(Cs-
Cip)cicloalquenil, ((C4-Cip)cicloalquenil)-(C;-Cg)alquil-, -(Cs-Cia)bicicloalquil, ((Ce-
Cig)bicicloalquil)-(C;-Cg)alquil-, -(Cs.Cyp)tricicloalquil, ((Cs-Cyo)tricicloalquil)-(Ci-
Ce)alquil-, -(C;-Cjg)bicicloalquenil, ((C7-Cj4)bicicloalquenil)-(C;-Cg)alquil-, -(Cs-
Cyp)tricicloalquenil, ((Cg-Cyp)tricicloalquenil)-(C;-Ce)alquil-, -(aril de (5 a 12
miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Cg)alquil-, -sistema anillo biciclico de (7
a 12 miembros), siétema de anillo biciclico de (7 a 12 miembros)-(Ci-C6)a1quil-, -aril
biciclico de (7 a 12 miembros), (aril biciclico de (7 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-,
-(heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-,
-(heterociclo de (3 a 12 miembros), ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;i-
Ce)alquil-, -bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros), (bicicloheterociclo de (7 a 12
miembros))-(C;-Cg)alquil-, fenil, bencil o naftil; cada uno de los cuales estd

opcionalmente sustituido con uno o dos sustituyentes independientemente
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seleccionados del grupo que consiste en OH, (=0), halo, -C(halo);, -CH(halo),,
-CHp(halo), -(C;i-Cg)alquil, halo(C;-Cg)alquil-, -(C»-Ce)alquenil, -(C,;-Cg)alquinil,
hidroxi(C;-Ce)alquil-, fenil, bencil, NH,, -NH(C;-C¢)alquil, CN, SH, OR*,
-CONR’RS, -COOR’, -(C3-C1p)cicloalquil, ((C3-Cia)cicloalquil)-(C;-Ce)alquil-, -(aril
de (5 a 12 miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Ce)alquil-, -(heteroaril de (5 a
12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, -(heterociclo de (3 a
12 miembros), (heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, -bicicloheterociclo

de (7 a 12 miembros), y (bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros))-(C;-C¢)alquil-;

R se selecciona de -COOR’, -(C-Cg)alquil-CO-OR’, -C(=0)~(C;-Ce)alquil-
CO-OR’,  ~(Ci-Cgalquil-C(=0)-(C;-Cgalquil-COOR’, -CONH,, o (Ci-
Ce)alquil-CONH-;

G se selecciona de O, -OCO-, -C(=0), NR’, NR’, S, SO, 0 SO»;
R’ es —C(=0)(C;-Cg)alquil 0 —=SO»(C;-Ce)alquil;

X se selecciona de hidroxi(C;-Cg)alquil-, dihidroxi(C,-C¢)alquil-, halégeno,
-NH,, -NR*(C=0)R?, -CONR'’R", -(C;-Cy)alquil-CONH,, -(C;-Cs)alquil-COOH,
-COOH, -0O-(C;-Cg)alquil-COOH, -0O-(C;-Cg)alquil-CONH,, -(C;-Cip)alquil, -(C,-
Cioalquenil, -(Cy-Cjg)alquinil, -(C7-Cjp)alcoxi, -(OCH,CH,)s-O(C1-Cg)alquil,
-(OCH,CHy)s-OH, -(CH,),CHOHCH,OH, CN, -NH-SOzRg,}- -(C3-Cyp)cicloalquil,
((C3-Cip)cicloalquil)-(C,-Cg)alquil-, ((C3-C12)cicloalquil)-(C1-é@alcoxi-, -(aril de (5
a 12 miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C1-Cé)alquii_-, (aril de (5 a 12
miembros)-(C;-Ce)alcoxi-, -(heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12
miembros))-(C;-Cglalquil-, (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ces)alcoxi-,
-(heterociclo de (3 a 12 miembros), (heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-
Ce)alquil-, (heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Ce)alcoxi-, -bicicloheterociclo de
(7 a 12 miémbros), (bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, o

(bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros))-(C;-Cg)alcoxi-;

Q se selecciona de OH, ¥(C1-C10)alcoxi, -(C1-Cyp)alquil, ;(C3-C12)cicloalquil,
-(aril de (5 a 12 miembros), ((C;-Cjz)cicloalquil)-(C;-Ce)alquil-, (aril de (5 a 12

Ly
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miembros)-(C;-Cg)alquil-, -(OCH,CH,),-O(C;-Cg)alquil, -(CH,CH0)s-(C;-

Cealquil, -(OCH,CH,)-OH, -O(C=0)R’, -0O-(C;-Cg)alquil-COOR’, -NH-(C;-

Ce)alquil-COOR”,  -0-C(0)~(C;-Ce)alquil-C(O)OR’,  -NH-C(0)-(C;-Cg)alquil-

C(O)OR’, -0-(C;-Cg)alquil-C(O)NR’R'®, -NH~(C;-Ce)alquil-C(O)NR’R'’, -0-C(0)-
5  (Ci-Cgalquil-C(O)NR’R'?, -NH-C(0)-(C;-Cg)alquil-C(O)NR’R' o R™;

Z es -(CHy)m-, opcionalmente sustituido con 1 o 2 —(C;-Ce)alquil;

Y es -(CH,),-CH o es un enlace directo, siempre y cuando Y sea un enlace

directo entonces R® esta ausente;
rﬁ esunentero 1, 2, 3, 4,' 5,0 6;
10 nesunentero 0, 1,2, 3,4, 50 6;
pesunentero 0, 1 0 2;

sesunentero 1,2, 3,4,5,6,7,8,9,10, 11, 12,0 13;

o una sal, prodroga o solvato farmacéuticamente aceptable de los mismos.

15 3. Un compuesto CARACTERIZADO porque tiene la Féormula I:

R1

~

N

R3a

R3b

M

donde
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R' se selecciona de hidrégeno, -(Ci-Cig)alquil, -(Cy-Crp)alquenil, -(Cs-
Cppalquinil, -(C;-Cjg)alcoxi, -(C3-Cip)cicloalquil, -(Cs-Cio)cicloalquenil, ((Cs-
Cyp)cicloalquil)-(C-Ce)alquil-, ((C4-Cyp)cicloalquenil)-(Ci-Coalquil-, -(aril de (5 a
12 miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Ce)alquil-, -(heteroaril de (5 a 12
miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, -(heterociclo de (3 a 12
miembros), ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(Ci-Cg)alquil-, fenil, o bencil;
cualquiera de los cuales estd opcionalmente sustituido con 1, 2, o 3 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en -(C;-Cg)alquil, OH,
halo, -C(halo)s, -CH(halo),, -CHa(halo), -(Ci-Ce)alquil-COOR’, -COOR’, NH,,
NH(C,-Ce)alquil, -NR°R'®, CN, -CONR’R', -NR°COR!, SR, -anillo

carbociclico de (5 a 12 miembros), -heterociclo de (5 a 12 miembros), fenil, y bencil;

R? y R® son cada uno independientemente hidrégeno, -(C;-Cio)alquil, -(C,-
Cpalquenil, -(C;-Cjp)alquinil, -(C{-Cjplalcoxi, -(OCHCH,)s-O(C;-Cg)alquil,
«(CH,CH,0)s~(C-Ce)alquil, NH,, -NH(C;-Cg)alquil, CN, -CONR’RS, -(C;-Cg)alquil-
CO-NR’R®, -COOR’, -(C;-Cgalquil-CO-OR’, -(C;-Cealcoxi-COOR’, ~(Cs-
Cipcicloalquil, ((Cs-Cip)cicloalquil)-(Cy-Celalquil-, -(C4-Cyp)cicloalquenil, ((Cs-
Ci2)cicloalquenil)-(Cy-Cg)alquil-, -(Cs-Cia)bicicloalquil, ((Ce-Ci4)bicicloalquil)-(Cy-
Celalquil-, -(Cs.Cyltricicloalquil, ((Cs-Cyo)tricicloalquil)-(C,-Celalquil-,  -(C5-
Cig)bicicloalquenil, ((C7-C14)bicicloalquenil)-(C1-C6)alquil-,_‘v -(Cs-
Cyp)tricicloalquenil, ((Cg-Cyg)tricicloalquenil)-(C;-Cg)alquil-, -(aril de (5 a 12
miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-C¢)alquil-, -sistema anillo biciclico de (7
al2 miembfos), sistema de anillo biciclico de (7 a 12 miembros)-(C;-Ce)alquil-, -aril
biciclico de (7 a 12 miembros), (aril biciclico de (7 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-,
-(heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-,
-(heterociclo de (3 a 12 miembros), ((heterociclo de (3 a 12 ﬁliembros))-(Cl—
Ce)alquil-, -bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros), (bicicloheterociclo de (7 a 12
miembros))-(C;-Cg)alquil-, fenil, bencil o naftil; cada uno de los cuales esta
opcionalmente sustituido con uno o dos sustituyentes independientemente

seleccionados del grupo que consiste en OH, (=0O), halo, -C(halo);, -CH(halo),,
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-CH;(halo), -(C;-Cg)alquil, halo(C;-Cg)alquil-, -(C,-Ce)alquenil, -(C;-Ce)alquinil,
hidroxi(C;-Ce)alquil-, dihidroxi(C;-Ce)alquil-, -(C3-Cg)alcoxi, ((Cy-
Ce)alcoxi)CO(C;-Cg)alcoxi-, fenil, Bencil, NH,, -NH(C;-C¢)alquil, -(C;-Cg)alquil-
NH(C;-Cg)alquil-R™, CN, SH, OR% _CONR’R® | -(C1-Cealquil)-CO-NR’R,
-COOR’, ~(C;-Cg)alquil-CO-OR”, ~(C;-Cg)alcoxi-COOR’, -(OCH,CH,);-O(C;-
Ce)alquil, -(CH,CH,0)5-(Cy-Cg)alquil,  ((C;-Ce)alquil)sulfonil(C;-Ce)alquil-,
-N(SO,(C;-Cg)alquil)s, -C(=NH)NH,, -NH-CO-(C;-Ce)alquil, -NH-CO-NH,, -NH-
C(=0)-NH-(C;-Cg)alquil, -NH-C(=0)-aril de (5 a 12 miembros), -NH-C(=0)-(C;-
Ce)alquil-aril de (5 a 12 miembros), -NH-(C;-Cg)alquil-CO-OR’, -NH-C(=0)-(C;-
Ce)alquil-CO-OR’, “NH-C(=0)-CH(NH,)-(C;-Cg)alquil-CO-OR’, -(Cs-
Cyp)cicloalquil, ((C3-Cyz)cicloalquil)-(Cy-Ce)alquil-, -(aril de (5 a 12 miembros), (aril
de (5 a 12 miembros)-(C;-Cg)alquil-, -(heteroaril de (5 a 12 miembros), -ariloxi de (5
a 12-miembros), -(Ci-Cg)alcoxiC(O)NR’R, -NH-(C,-Ce)alquilC(0)- NR’R’,
-C(O)NH-(C;-Cg)alquil-COOR’, (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-,
-(heterociclo de (3 a 12 miembros), (heterociclo de (3 a 12 miembros))-(Ci-
Ce)alquil-, -bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros), y (bicicloheterociclo de (7 a 12

miembros))-(C1-C6)alquil-;

R*® y R3 se seleccionan cada uno independientemente de hidrégeno, —(C;-
Cio)alquil, -(C,-Cjp)alquenil, -(C,-Cjg)alquinil, -(C;-Cjg)alcoxi, OH, hidroxi(C;-
Ce)alquil-, -C(halo);, -CH(halo);, -CHj(halo), -(C;-Ce)alquil-C(=0)-(C;-Cg)alcoxi,
-(C1-Cg)alcoxi-C(=0)-(C;-Cg)alquil, -(C;-Ce)alquil-CN, -(C1-Cg)alquil-COOR’, -(C;-
Ce)alcoxi-COOR’, -(Cs3-Cp)cicloalquil, ((Cs-Cio)cicloalquil)-(Ci-Cgalquil-, ((Cs-
Cip)cicloalquil)-(C;i-Ce)alcoxi-,  ((C3-Cip)cicloalquil)-(Cy-Ce)alcoxi-(Ci-Ce)alquil-,
-(C4-Cyp)cicloalquenil, ((C4-Cyp)cicloalquenil)-(C-Cg)alquil-, ((Cs-
Cip)cicloalquenil)-(C;-Cg)alcoxi-, ((C4-Cyp)cicloalquenil)-(C;-Cg)alcoxi-(C; -
Ce)alquil-, -(aril de (5 a 12 miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Ce)alquil-,
(aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Cg)alcoxi-, (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Cg)alcoxi-
(C1-Ce)alquil-, -(heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-
(C1-Ce)alquil-, (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Cg)alcoxi-, (heteroaril de (5 a
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12 miembros))-(C;-Cg)alcoxi-(C;-Ce)alquil-, -(heterociclo de (3 a 12 miembros),
((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(Ci-Ce)alquil-, ((heterociclo de (3 a 12
miembros))-(Ci-Ce)alcoxi-, ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Ce)alcoxi-(Ci-

Cg)alquil-, o juntos forman (=O);

R* se selecciona de  -(C;-Ce)alquil, -(Cy-Ce)alquenil, -(Cp-Cg)alquinil,
-C(halo)s, hidroxi(C;-Ce)alquil-, -(Cs-Cjz)cicloalquil, ((C3-Ciz)cicloalquil)-(C;i-
Celalquil-, -(Cs-Cis)bicicloalquil, ((Cs-Cig)bicicloalquil)-(Ci-Ce)alquil-, -(Cs-
Cyo)tricicloalquil, ((Cs-Cyo)tricicloalquil)-(C;-Ce)alquil-, -(C4-Ciz)cicloalquenil, ((Cs-
Cp)cicloalquenil)-(C-Ce)alquil-, -(C7-Ci4)bicicloalquenil, ((C7-Ci4)bicicloalquenil)-
(Ci-Cg)alquil-, -(Cg-Cyo)tricicloalquenil, ((Cg-Cyp)tricicloalquenil)-(Ci-Ce)alquil-,
-(aril de (5a 12 miembro‘s), (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Cg)alquil-, -(heteroaril de
(5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Cs)alquil-, -(heterociclo de
(3 a 12 miembros), (heterociclo de (3 a 12 miemﬁros))-(Cl-C(,)alquil-,
-bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros), o (bicicloheter(;ciclo de (7 a 12

miembros))-(C;-Cg)alquil-;

R’ y R® son cada uno independientemente hidrégeno, ‘[-(Cl-C6)alquil, -(Cs-
Cs)cicloalquil, ((C3-Cs)eicloalquil)-(C1-Cg)alquil-, -COOR’, -(C;-Cg)alquil-CO-OR’,
-CONH,, 0 (C;1-Cg)alquil-CONH-, o R’ y R® junto con el 4tomo de nitrégeno al cual

estan unidos forman un heterociclo de (4 a 8 miembros);

R’ se selecciona de hidrogeno, -(Ci-Cglalquil, -(Ca-Ce)alquenil, -(C,-
Ce)alquinil, -(C3-Cpp)cicloalquil, -(C4-Cip)cicloalquenil, ((Cs-Cro)cicloalquil)-(Ci-
Ce)alquil-, o ((C4-Cp)cicloalquenil)-(C;-Ce)alquil- ;

R’ y R se seleccionan cada uno independientemente de hidrégeno, -(Ci-
Ce)alquil, -(C;-Cg)alquenil, -(C,-Cg)alquinil, -(Cl-Clo)alcoxi,l -(C3-Cyp)cicloalquil,
~(C3-Cip)cicloalquenil, ((C3-Cpa)cicloalquil)-(Ci-Cg)alquil-, o ((C3-Cra)cicloalquenil)-
(C1-Cg)alquil-;

cada R! se selecciona independientemente de hidrégeno, -(C1-Cig)alquil,

-(Co-Cp)alquenil, -(Cy-Cjglalquinil, -(C,-Cjp)alcoxi, ((Ci-Ce)alquil)sulfonil(Ci-
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Ce)alquil-, -(C5-Cyp)cicloalquil, ((C5-Cyp)cicloalquil)-(Ci-Cg)alquil-,
-(C4-Cyp)cicloalquenil, o ((C4-Cip)cicloalquenil)-(C;-Ce)alquil-;

R'? y R" se seleccionan cada uno independientemente de hidrégeno, -(Ci-
Cio)alquil, -(C,-Crp)alquenil, -(C,-Cp)alquinil, -(C;-Cjp)alcoxi, -(OCH,CH,)s-O(C;-
Ce)alquil, -(C3-Cyp)cicloalquil,  ((Cs-Cjz)cicloalquil)-(Ci-Ce)alquil-,  -(Cs-
Cip)cicloalquenil, ((C4-Ciz)cicloalquenil)-(Ci-Ce)alquil-, -(Cs-Ci4)bicicloalquil, ((Cs-
Cig)bicicloalquil)-(C-Cg)alquil-, -(Cs.Cyp)tricicloalquil, ((Cs-Cao)tricicloalquil)-(Ci-
Ce)alquil-, -(C;-Cyy)bicicloalquenil, ((C7-C14)bicicloalquenil)-(C;-Cg)alquil-, -(Cs-
Cyo)tricicloalquenil, ((Cg-Cyp)tricicloalquenil)-(C;-Ce)alquil-, -(aril de (5 a 12
miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Ce)alquil-, -sistema anillo biciclico de (7
a 12 miembros), sistema de anillo biciclico de (7 a 12 miembros)-(C;-Cg)alquil-, -aril
biciclico de (7 a 12 miembros), (aril biciclico de (7 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-,
-(heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-,
-(heterociclo de (3 a 12 miembros), ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-
Ce)alquil-, -bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros), (bicicloheterociclo de (7 a 12
miembros))-(C-Ce)alquil-, fenil, bencil o naftil; cada uno de los cuales esta
opcionalmente sustituido con uno o dos sustituyentes independientemente
seleccionados del grupo que consiste en OH, (=0), halo,t -C(halo);, -CH(halo),,
-CHa(halo), -(C;-Ce)alquil, halo(C;-Cg)alquil-, -(C,-Ce)alquenil, -(C,-Ce)alquinil,
hidroxi(C;-Ce)alquil-, fenil, bencil, NH,, -NH(C;-Cg)alquil, CN, SH, OR‘,
-CONR’R®, -COOR, -(C3-Cyy)cicloalquil, ((C3-Cra)cicloalquil)-(C;-Cg)alquil-, -(aril
de (5al2 miembrds), (aril de (5 a 12 miembros)-(C1-Cg)alquil-, -(heteroaril de (5 a
12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, -(heterociclo de (3 a
12 miembros), (heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, -bicicloheterociclo

de (7 a 12 miembros), y (bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-;

R se selecciona de -COOR’, -(C1-Cgalquil-CO-OR’, -C(=0)-(C;-Ce)alquil-
COOR’, -(C;-Ce)alquil-C(=0)-(C;-Ce)alquil-COOR’, CONH,, o (C;-Ce)alquil-
CONH-; |

G se selecciona de -OCO-, -C(=0), NR9, NR’, S, SO, o0 SO;;
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R’ es ~C(=0)(C;-Cg)alquil 0 —-SO5(C-Cg)alquil;

X se selecciona de OH, hidroxi(Ci-Ce)alquil-, dihidroxi(C;-Ce)alquil-,
halégeno, -NH;, -NR*C=O)R'%, CONR“R", -(C;-C¢alquil-CONH,,  -(Ci-
Cealquil-COOH, , -COOH, -O-(C;-Ce)alquil-COOH, -O-(C;-Cs)alquil-CONH,,

-(C1-Cyp)alquil, -(Co-Cro)alquenil,  (Cr-Cyip)alquinil,  -(C;-Cyo)aleoxi,
-(OCH,CH,)s-O(C;-Cg)alquil,  -(OCH,CH,),-OH, -(CH;),CHOHCH,0H, CN y
-NH-SO,R’, -(C5-Cyp)cicloalquil, ((C5-Cyp)cicloalquil)-(Cy-Cg)alquil-,

((C3-Cpo)cicloalquil)-(C;-Cg)alcoxi-, -(aril de (5 a 12 miembros), (aril de (5 a 12
miembros)-(C;-Cg)alquil-, (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Ce)alcoxi-, -(heteroaril de
(5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, (heteroaril de (5
a 12 miembros))-(C;-Cg)alcoxi-, -(heterociclo de (3 a 12 miembros), (heterociclo de
(3 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, (heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Ce)alcoxi-
, -bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros), (bicicloheterociclo de (7 a 12
miembros))-(C;-Ce)alquil-, o (bicicloheterociclo de (7 a 12 " miembros))~(C;-

Ce)alcoxi-;

Q se selecciona de OH, —(C;-Cyp)alcoxi, -(C1-Cro)alquil, -(C3-Cp)cicloalquil,

'-(aril de (5 a 12 miembros), ((C3-Cjp)cicloalquil)-(C;i-Ce)alquil-, (aril de (5 a 12

miembros)-(C;-Cg)alquil-, -(OCH,CH,)s-O(C;-Cg)alquil, -(CH,CH,0)s-(C;-
Cealquil, -(OCH,CH,)-OH, -O(C=0)R’, -0-(C;-Ce)alquil-COOR’, -NH-(C;-
Cealquil-COOR’,  -0O-C(0)-(C-Cg)alquil-C(O)OR’,  -NH-C(0)-(C;-Ce)alquil-
C(O)OR’, -O~(C;-Ce)alquil-C(O)NR’R'®, -NH-(C;-Cg)alquil-C(O)NR’R"’, -O-C(0)-
(C1-Ce)alquil-C(O)NR’R"?, -NH-C(0)~(C;-C)alquil-C(O)NR’R'?y R'*;

Z es -(CHy)m-, opcionalmente sustituido con 1 o 2 -(C;-Cg)alquil;

Y es -(CHy),-CH o es un enlace directo, siempre y cuando Y sea un enlace

directo entonces R® estd ausente;
mesunentero 1,2, 3,4,5,06;
nesunentero0,1,2,3,4,506;

p es un entero 0, 1 0 2;
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sesunentero 1,2,3,4,5,6,7,8,9,10,11, 12,0 13;

0 una sal, prodroga o solvato farmacéuticamente aceptable de los mismos.

siempre y cuando X sea OH o -(C;-Cg)alcoxi, Q sea OMe, Z esté no sustituido, G

sea OCO, e Y sea un enlace directo, entonces ya sea:

a) R! se selecciona de;

(0]

1.

ii.

“hidrdgeno, o (C;-Cig)alcoxi o tetrazolil-(C;-Ce)alquil, cualquiera

de los cuales esta opcionalmente sustituido con 1, 2, o 3
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que
consiste en -(C;-Cg)alquil, OH, halo, -C(halo);, -CH(halo),,
-CHa(halo), ~(C;i-Cg)alquil-COOR’, -COOR’, NH,, -NH(C;-
Cealquil, NR°R'?, CN, -CONR’R'?, -NR’COR'®, SR'!, -anillo
carbociclico de (5 a 12 miembros), -heter%)ciclo de (56 a 12
miembros), fenil, y bencil; o

-(Ci-Cyp)alquil, -(Cy-Cpp)alquenil, -(Cp-Cjp)alquinil, -(Cs-
Cpp)cicloalquil, -(C4-Cip)cicloalquenil, ((Cs-Ciz)cicloalquil)-(C-
Ce)alquil-, ((C4-C12)cicloalquenil)-(C1-C6)alquii-, ~(aril de (5 a 12
miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Cg)alquil-, -(heteroaril
de (5 a 12 miembros), ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-,
(heteroaril de (5 a 12 miembros)-(C;-Cg)alquil-, (heterociclo de (3
a 12 miembros) — (C;-Ce)alquil-, fenil, o bencil; cada uno de los
cuales estda sustituido con 1, 2, o 3 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupol que consiste en
-(C1-Ce)alquil-COOR’, -COOR’, NR°R'?, -CONR’R,
-NR’COR", y SR'!, siempre que NR°R! sea distinto a NH; o
_NH(C;-Cg)alquil, y SR sea distinto a SH;

b) R? se selecciona de:
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-(C1-Cyp)alcoxi, -(OCH2CH2)S_-O(C1-Cg)alquil, -(CH,CH,0)-(Cy-
Ce)alquil, CONHR®, -(C;-Cg)alquil-CO-NHR, -(C;-Cg)alcoxi-
COOR7, -(C3-Cyp)cicloalquil, -(C4;C12)cicloa1queni1, -(Cs-
Ci4)bicicloalquil, -(C8-C20)tricicloalquil,b» -(C4-Cy4)bicicloalquenil,
-(Cg-Cyp)tricicloalquenil, -sistema anillo biciclico de (7 a 12
miembros), -aril biciclico de (7 a 12 miembros), -(heteroaril de (5
a 12 miembros), -(heterociclo de (_3 a 12 miembros),
-bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros), ((C4-Ciy)cicloalquenil)-
(C1-Ce)alquil-, ((Cs-Cia)bicicloalquil)-(C;-Ce)alquil-,
((Cg-Cyp)tricicloalquil)-(C;-Ce)alquil-, ((C\7-C14)bicicloalquenil)-
(C1-Ce)alquil-, ((Cg-Cyp)tricicloalquenil)-(Ci-Ce)alquil-, sistema
de anillo biciclico de (7 a 12 miembros)-(C;-Ce)alquil-, (aril
biciclico de (7 a 12 miembros))-(C-Ce)alquil:, (heteroaril de (5 a
12 miembros))-(Ci-Cg)alquil-, ((heterociclo de (3 a 12
miembros))-(C;-Cgalquil-,  (bicicloheterociclo de (7 a 12
miembros))-(Cy-Cg)alquil-, o naftil; cada uno:de los cuales esta
opcionalmente sustituido con uno o dos sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo qlie consiste en OH,
(=0), halo, -C(halo);, -CH(halo),, -CHz(hald), -(C1-Ce)alquil,
halo(C,;-Cg)alquil-, -(C,-Cg¢)alquenil, -(Cz-Cé)alqﬁinil, hidroxi(C;-
Ce)alquil-,  dihidroxi(C;-Cg)alquil-,  -(C;-Cglalcoxi,  ((Cy-
Ce)alcoxi)CO(C;-Ce)alcoxi-, fenil, bencil, NH,, -NH(C;-
Coalquil, -(Ci-Co)alquil-NH(C;-Coalquil-R', CN, SH, OR’,
-CONR’R®, -(C;-Cgalquil)-CO-NR’R, -COOR’, -(C;-Cg)alquil-
CO-OR’, -(Ci-Ce)alcoxi-COOR”,  -(OCH,CH,)s-O(C1-Ce)alquil,
-(CH,CH;0);-(C1-Cgalquil, ((C;-Cg)alquil)sulfonil(C;-Ce)alquil-,
-NH-80,(Ci-Cg)alquil,  -N(SOy(C;-Cg)alquil),, -C(=NH)NH,,
-NH-CO-(C;-Cg)alquil, -NH-CO-NH,;, -NH-C(=0)-NH-(C;-
Ce)alquil, -NH-C(=0)-aril de (5 a 12 miembros), -NH-C(=0)-(C;-
Cealquil-aril de (5 a 12 miembros), -NH-(C;-Ce)alquil-CO-OR’,
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-NH-C(=0)-(C;-Cg)alquil-CO-OR’,  -NH-C(=0)-CH(NH,)-(C;-
Ce)alquil-CO-OR’, -(C3-Cyp)cicloalquil, - ((Cs-Cyp)cicloalquil)-(C; -
Ce¢)alquil-, -(aril de (5 a 12 miembros), -ariloxi de (5 a
12miembros), -(C;-Cg)alcoxiC(O)NRR®, -NH-(C;-Cy)alquilC(O)-
NR’R®, -C(O)NH-(C;-Cgalquil-COOR’, (aril de (5 a 12
miembros)-(C;-Ce)alquil-, -(heteroaril de  (5 a 12 miembros),
(heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, -(heterociclo de
(3 a 12 miembros), (heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-
Ce)alquil-,  -bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros), y
(bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-; o

—(Ci-Cyp)alquil, -(Cp-Cjp)alquenil, -(Cy-Cip)alquenil, -(C;-
Cg)alquil-CO-OR’, ((C3-Cpp)cicloalquil)-(Ci-Cealquil-, -(aril de
(5 a 12 miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Ce)alquil-,
fenil, o bencil; cada uno de los cuales esta sustituido con uno o
dos sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que
consiste en -CONHRS, dihidroxi(C;-Cg)alquil-, -(C;-Cg)alquil-
NH(C;-Cg)alquil-R™,  ~(C-Cg)alquil-CO-OR”,  -(C;-Cg)alcoxi-
COOR’,  -(OCH,CH,),-O(C;-Cyg)alquil, -(CH,CH,0)s~(C;-
Ce)alquil, ((C;-Cg)alquil)sulfonil(C;-Cg)alquil-, -NH-SO,(C;-
Ce)alquil, -N(SOy(C;-C¢)alquil),, -C(=NH)NH,, -NH-CO-(C;-
Ce)alquil, -NH-CO-NH,, -NH-C(=0)-NH-(C;-C¢)alquil, -NH-
C(=0)-aril de (5 a 12 miembros), -NH-C(=0)-(C;-Cg)alquil-aril
de (5 a 12 miembros), -NH-(C;-Cg)alquil-CO-OR’, -NH-C(=0)-
(C1-Cg)alquil-CO-OR’, -NH-C(=O)-CH(NH2)-(CI—Cs)alquil-CO—
OR’, -(Cs-Cyy)cicloalquil, ((C5-Cyp)cicloalquil)-(C;-Ce)alquil -,
-(C;-Cg)alcoxiC(O)NR’RS, -NH-(C;-Cg)alquilC(O)-NRR®,
-C(O)NH-(C,-Cg)alquil-COOR, (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-
Ce)alquil-, -(heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12
miembros))-(C;-Ce)alquil-, -(heterociclo de (3 a 12 miembros),

(heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-,

9 6
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-bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros), y (bicicloheterociclo de
(7 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-; o

¢) al menos uno de R** o R® se selecciona independientemente de -(Cs-
Cio)alquil,-C7-C)g)alquenil, -(C7-Cjg)alquinil, «(C;-Cyg)alcoxi, -(C;-Cg)alquil-C(=0)-
(C1-Colalcoxi,  -(C;-Cglalcoxi-C(=0)-(Ci-Cg)alquil, -(Ci-Ce)alquil-CN,  -(Ci-
C6)alquil-COOR7, -(Cl-CG)alcoxi-COOR7, -(C;3-Cyp)cicloalquil, ((Cs-Cip)cicloalquil)-
(C;-Cg)alquil-, ((C5-Cyp)cicloalquil)-(Ci-Cg)alcoxi-,  ((Cs3-Cyp)cicloalquil)-(Cy-
Ce)alcoxi-(C;-Cg)alquil-, -(C4-Cyp)cicloalquenil,  ((C4-C)p)cicloalquenil)-(C;-
Celalquil-,  ((C4-Cyp)cicloalquenil)-(Ci-Colalcoxi-,  ((Cs-Cip)cicloalquenil)-(Ci-
Ce)alcoxi-(C-Cg)alquil-, -(aril de (5 a 12 miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-
(C1-Cg)alquil-, (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Cg)alcoxi-, (aril de (5 a 12 miembros)-
(Cy-Cg)alcoxi-(C-Cg)alquil-, -(heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a
12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alcoxi-,
(heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Cg)alcoxi-(C;-Cg)alquil-, -(heterociclo de (3 a
12 miembros), ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, ((heterociclo de (3
a 12 miembros))-(C;-Ce)alcoxi-, o ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-
C6)alcoxif(C1-Cé)alquil-.

4, Un compuesto CARACTERIZADO porque tiene la Férmula I:

24
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R1

R3a
R3b

X O A Q

)

dondeR! se selecciona de hidrégeno, -(C;-Cyp)alquil, -(C,-Cyp)alquenil, -(Cs-
Crpalquinil, -(C;-Cyglalcoxi, -(C3-Cyz)cicloalquil, -(C4-Ciz)cicloalquenil, ((Cs-
Cip)cicloalquil)-(Ci-Cg)alquil-, ((C4-Cip)cicloalquenil)-(C,-Ce)alquil-, -(aril de (5 a
12 miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Cg)alquil-, -(heteroaril de (5 a 12
miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-C¢)alquil-, -(heterociclo de (3 a 12
miembros), ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, fenil, o bencil;
cualquiera de los cuales estd opcionalmente sustituido con 1, 2, o 3 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en -(C;-Cg)alquil, OH,
halo, |
-C(hélo)g, -CH(halo),, -CHa(halo), -(C;-Cg)alquil-COOR’, -COOR’, NH,, -NH(C-
Ce)alquil, -NR’R', CN, -CONR’R'®, -NR°COR'"’, SR, -anillo carbociclico de (5 a

12 miembros), -heterociclo de (5 a 12 miembros), fenil, y bencil;

R? y R® son cada uno independientemente hidrégeno, -(C;-Cjo)alquil, -(Cé-
Cr2)alquenil, -(Cy-Cppalquinil, -(Ci-Cjp)alcoxi, -(OCH,CH,)s-O(C;-Ceg)alquil,
-(CH,CH;,0)~(C;-Cg)alquil, NH;, -NH(C;-Cg)alquil, CN, -CONR’ R6, -(C;-Cgalquil)-
CO-NR’R®, -COOR’, -(C;-Cgalquil-CO-OR’, ~(Ci-Cg)alcoxi-COOR’,  ~(Cs-
Cip)cicloalquil, ((C;3-Cjy)cicloalquil)-(C;-Ce)alquil-, -(Cs-Ciz)cicloalquenil, ((Cs-
Cip)cicloalquenil)-(Ci-Cg)alquil-, -(Cs-Ci4)bicicloalquil, ((C6-C14)bicicloalquil)-(C1-

2.8
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Ce)alquil-, -(Cg.Cy)tricicloalquil, ((Cs-Cyo)tricicloalquil)-(C;-Celalquil-,  -(Cs-
Ciq)bicicloalquenil, ((C7-Cg)bicicloalquenil)-(Ci-Ce)alquil-, -(Cs-
Cyo)tricicloalquenil, ((Cg-Cyp)tricicloalquenil)-(C;-Cg)alquil-, -(aril de (5 a 12
miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C,-Cg)alquil-, -sistema anillo biciclico de (7
a 12 miembros), sistema de anillo biciclico de (7 a 12 miembros)-(C;-Cg)alquil-, -aril
biciclico de (7 a 12 miembros), (aril biciclico de (7 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-,
-(heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-,
-(heterociclo de (3 a 12 miembros), ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-
Ce)alquil-, -bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros), (bicicloheterocicio de (7al2
miembros))-(C;-Cg)alquil-, fenil, bencil o naftil; cada uno de los cuales esta
opcionalmente sustituido con uno o dos sustituyentes independientemente
seleccionados del grupo que consiste en OH, (=0), halo, -C(halo)s;, -CH(halo),,
-CHy(halo), -(Ci-Ce)alquil, halo(C;-Cg)alquil-, -(C,-Ce)alquenil, —(Cé-CG)alquinil,
hidroxi(C;-Ce)alquil-, dihidroxi(C,;-Cg¢)alquil-, ~ -(Cy-Cg)alcoxi, (Cy-
Ce)alcoxi)CO(C;-Cg)alcoxi-, fenil, bencil, NH,, -NH(C;-Cg)alquil, -(Ci-Ce)alquil-
NH(C;-Cg)alquil-R', CN, SH, OR*, -CONR’R®, -(C;-Cgalquil)-CO-NR’R®, -COOR’,
-(C1-C6)alqui1-CO-OR7, ~(C1-Cg)alcoxi-COOR’,  -(OCH,CH,)s-O(C;-Cyg)alquil,
-(CHyCH,0)s-(C1-Coalquil,  ((C;-Ce)alquil)sulfonil(Ci-Celalquil-,  -N(SO»(C;s-
Cealquil)z, -C(ENH)NH,, -NH-CO~(C;-Ce)alquil, -NH-CO-NHa, -NH-C(=0)-NH-
(Cy-Cg)alquil, -NH-C(=0)-aril de (5 a 12 miembros), -NH-C(=O)-(C1-bé)alquil-aril
de (5 a 12 miembros), -NH-(C;-Ce)alquil-CO-OR’, -NH-C(=0)-(C;-C¢)alquil-CO-
OR’, -NH-C(=0)-CH(NH,)-(C;-Cg)alquil-CO-OR’,  -(C3-Cp)cicloalquil, ((C3-
Cip)cicloalquil)-(C;-Cg)alquil-, -(aril de (5 a 12 miembros), -ariloxi de (5 a 12-
miembros), -(C1-Cg)alcoxiC(O)NR’R®, -NH-(C;-Cg)alquilC(0)-NR°R®, -C(O)NH-
(Cl-Cﬁ)alquil-COOR7, (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Ce)alquil-, -(heteroaril de (5 a
12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, -(heterociclo de (3 a
12 miembros), (heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, -bicicloheterociclo

de (7 a 12 miembros), y (bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-;

24
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R y R*® se seleccionan cada uno independientemente de hidrégeno, —(Cs-
Cioalquil, -(Cp-Cip)alquenil, -(Cp-Cip)alquinil, -(Ci-Cig)alcoxi, OH, hidroxi(C;-
Ce)alquil-, -C(halo);, -CH(halo),, -CHx(halo), -(C;-Cs)alquil-C(=0)~(C;-Cg)alcoxi,
-(C;-Cg)alcoxi-C(=0)-(C;-Ce)alquil, -(C;-Ce)alquil-CN, -(C1-Ce)alquil-COOR’, -(C;-
Cealcoxi-COOR’, -(C3-Cpa)cicloalquil, ((C3-Cio)cicloalquil)-(Ci-Coalquil-, ((Cs-
Cp)cicloalquil)-(C;-Cg)alcoxi-,  ((C3-Cip)cicloalquil)-(C;-Ce)alcoxi-(Cy-Ce)alquil-,
-(C4-Cyp)cicloalquenil, ((C4-Cyp)cicloalquenil)-(Cy-Cg)alquil-, ((Cq-
Cip)cicloalquenil)-(C;-Cg)alcoxi-, ((C4-Cyp)cicloalquenil)-(Cy-Cg)alcoxi-(C;-
Ce)alquil-, -(aril de (5 a 12 miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Ce)alquil-,
(aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Ce)alcoxi-, (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Cs)alcoxi-
(C1-Ce)alquil-, -(heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-
(C1-Ce)alquil-, (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Cg)alcoxi-, (heteroaril de (5 a
12 miembros))-(C;-Cg)alcoxi-(C;-Cg)alquil-, -(heterociclo de (3 a 12 miembros),
((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C-Ce)alquil-, ((heterociclo de (3 a 12
miembros))-(C;-Ce)alcoxi-, ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Ce)alcoxi-(C;-

Ce)alquil-, o juntos forman (=0);

R* se selecciona de  -(Cj-Ce)alquil, -(Cp-Ce)alquenil, -(C;-Cg)alquinil,
-C(halo)s, -CH(halo),, -CHjy(halo), hidroxi(C;-Cs)alquil-, -(C3-Ciz)cicloalquil, ((Cs-
Cp)cicloalquil)-(C-Cg)alquil-, -(Ce-Cia)bicicloalquil, ((Cs-Cig)bicicloalquil)-(C;-
C6)a1q_uil-, -(Cg-Cyp)tricicloalquil, ((Cg-Cyp)tricicloalquil)-(C;-Ce)alquil-, -(Cs-
Cip)cicloalquenil, ((C4-Cjy)cicloalquenil)-(Ci-Ce)alquil-, -(C7-Cig)bicicloalquenil,
((C7-Cy4)bicicloalquenil)-(C;-Cg)alquil-, -(Cs-Cyp)tricicloalquenil, | ((Cs-
Coo)tricicloalquenil)-(Ci-Cealquil-, -(aril de (5 a 12 miembros), (aril de (5 a 12
miembros)-(Ci-Cg)alquil-, -(heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5al2
miembros))-(C;-Cg)alquil-, -(heterociclo de (3 a 12 miembros), (heterociclo de (3 a
12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, -bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros), o

(bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros))-(Ci-Ce)alquil-;

R’ y R® son cada uno independientemente hidrégeno, -(Ci-Ce)alquil, -(Cs-
Cg)cicloalquil, o ((Cs-Cs)cicloalquil)-(C;-Cg)alquil-, -COOR’, -(C;-Cg)alquil-CO-
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OR’, CONH,, 0 (C;-C)alquil-CONH-, o R’ y R® junto con el 4tomo de nitrégeno al

cual estan unidos forman un heterociclo de (4 a 8 miembros);

R’ se selecciona de hidrogeno, -(Cj-Cglalquil, -(C,-Ce)alquenil, -(C,-
Ce)alquinil, -(C;-Cjp)cicloalquil, -(C4-Cip)eicloalquenil, ((Cs-Cip)cicloalquil)-(Ci-
Ce)alquil-, o ((C4-Cjp)cicloalquenil)-(Ci-Ce)alquil- ;

R’y R' se seleccionan cada uno independientemente de hidrégeno, -(Ci-
Ce)alquil, -(C,-Cg)alquenil, -(C»-Ce)alquinil, -(C;-Cig)alcoxi, -(Cs-Cip)cicloalquil,
-(C3-Cyp)cicloalquenil, ((Cs-Cyp)cicloalquil)-(Ci-Ce)alquil-, o ((Cs-Ciz)cicloalquenil)-
(Cy-Ce)alquil-;

cada R'' se selecciona independientemente de hidrégeno, -(C;-Cjo)alquil,
-(C1-Cyp)alquenil, -(Cp-Cyp)alquinil, -(C;-Cyg)alcoxi, ((C1-C6)alquil)sulfonil(C1-
Ce)alquil-, -(C5-Cqp)cicloalquil, ((C5-Cyp)cicloalquil)-(C;-Cg)alquil-,
-(C4-Cip)cicloalquenil, o ((C4-Cyz)cicloalquenil)-(Ci-Ce)alquil-; |

R!? y R se seleccionan cada uno independientemente de hidrogeno, -(C)-
Cio)alquil, -(C,-Cyp)alquenil, -(C2-Ciz)alquinil, -(C;-Cyp)alcoxi, -(OCH,CHz)s-O(Ci-
Ce)alquil, -(Cs3-Cypp)cicloalquil,  ((C3-Cyp)cicloalquil)-(Ci-Cg)alquil-,  -(Cs-
Cip)cicloalquenil, ((C4-Cyo)cicloalquenil)-(Cy-Ce)alquil-, -(Cs-Cia)bicicloalquil, ((Ce-
Cg)bicicloalquil)-(Cy-Ce)alquil-, -(Cg.Cop)tricicloalquil, ((Cg-Cop)tricicloalquil)-(C;-
Ce)alquil-, -(C5-Cyg)bicicloalquenil, ((C7-Ciq)bicicloalquenil)-(C;-Cg)alquil-, -(Cs-
Cyo)tricicloalquenil, ((Cg-Cyp)tricicloalquenil)-(C;-Ce)alquil-, -(aril de (5 a 12
miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Cg)alquil-, -sistema anillo biciclico de (7
a 12 miembros), sistema de anillo biciclico de (7 a 12 miembros)-(C;-Cg)alquil-, -aril
biciclico de (7 a 12 miembros), (aril biciclico de (7 a 12 miembros))-(C;-C¢)alquil-,
-(heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-,
-(heterociclo de (3 a 12 miembros), ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-
Ce)alquil-, -bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros), (bicicloheterociclo de (7 a 12
miembros))-(C;-Cg)alquil-, fenil, bencil o naftil; cada uno de los cuales esta

opcionalmente sustituido con uno o dos sustituyentes independientemente

X
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seleccionados del grupo que consiste en OH, (=0), halo, -C(halo)s, -CH(halo),,
-CHj(halo), -(Cy-Cg)alquil, halo(C;-Ce)alquil-, -(Cr-Ce)alquenil, -(Cs-Ceg)alquinil,
hidroxi(C;-Ce)alquil-, fenil, bencil, NH,, -NH(C;-Ce)alquil, CN, SH, ORY,
-CONR’R®, -COOR’, -(C3-Cy,)cicloalquil, ((C3-Cpa)cicloalquil)-(Ci-Cg)alquil-, -(aril
de (5 a 12 miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Ce)alquil-, -(heteroaril de (5 a
12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, -(heterociclo de (3 a
12 miembros), (heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, -bicicloheterociclo

de (7 a 12 miembros), y (bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros))-(Ci-Cs)alquil—;

R™ se selecciona de -COOR’, -(C;-Cg)alquil-CO-OR’, -C(=0)~(C;-Cg)alquil-
COOR’, +(C;-Cgalquil-C(=0)-(C;-Cg)alquil-COOR’, -CONH,, o (C;-Ce)alquil-
CONH-; |

G se selecciona de O, -OCO-, -C(=0), NR9, NR’, S, SO, o0 SOy;

R’ es —C(=0)(C;-Cg)alquil 0 —SO»(C-Ce)alquil;

X se selecciona de OH, hidroxi(C;-Ce)alquil-, dihidroxi(C;-Cs)alquil-,
halégeno, -NH,, -NR*C=0)R'’, CONR“R", -(C;-Ce)alquil-CONH,,  -(Ci-
Ce)alquil-COOH, , -COOH, -0-(C;-Cg)alquil-COOH, -0O-(C;-Cg)alquil-CONH,,

-(Cy-Cig)alquil, -(C-Cyp)alquenil,  -(Cp-Cjp)alquinil,  -(C;-Cjp)alcoxi,
-(OCH,CH,)s-O(C;-Cg)alquil, -(OCH,CH,)-OH, -(CH,),CHOHCH,OH, -CN, -NH-
SO.R’, -(C3-Cyp)cicloalquil, ((C5-Cyp)cicloalquil)-(Ci-Ce)alquil-,

((C3-Crp)cicloalquil)-(C;-Cg)alcoxi-, -(aril de (5 a 12 miembros), (aril de (5 a 12
miembros)-(C;-Ce)alquil-, (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Cg)alcoxi-, -(heteroaril de
(5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C-Ce)alquil-, (heteroaril de (5
a 12 miembros))-(C;-Cg)alcoxi-, -(heterociclo de (3 a 12 miembros), (heterociclo de
(3 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, (heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Cg)alcoxi-
, -bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros), (bicicloheterociclo de (7 d 12
miembros))-(Ci-Ce)alquil-, o (bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros))-(C;-

Ce)alcoxi-;
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Q se selecciona de OH, —(C,-Cyg)alcoxi, -(C1-Cyg)alquil, -(Cs-Ciz)cicloalquil,
~(aril de (5 a 12 miembros), ((C3-Ciz)cicloalquil)-(C;-Ce)alquil-, (aril de (5 a 12
miembros)-(C;-Ce)alquil-, -(OCH,CH,)s-O(C;-Ce)alquil, -(CH,CH;0)s-(Cy-
Coalquil, -(OCH,CHy)-OH, -O(C=O)R’, -O-(Ci-Ce)alquil-COOR’, -NH-(C;-
Ce)alquil-COOR”,  -O-C(0)-(C;-Ce)alquil-C(O)OR’,  -NH-C(0)-(C;-Cg)alquil-
C(0)OR, -0~(C;-Cgalquil-C(O)NR’R'®, -NH-(C;-Ce)alquil-C(O)NR’R'’, -O-C(0)-
(C1-Ce)alquil-C(O)NRR', -NH-C(0)-(C;-Ce)alquil-C(O)NR’R'® o R';

Z es -(CHp)m-, opcionalmente sustituido con 1 0 2 —(C;-Cg)alquil;

Y es -(CH,),-CH o es un enlace directo, siempre y cuando Y se un enlace

directo entonces R® estd ausente;
mesunentero 1,2, 3,4, 5,06;
nesunentero0,1,2,3,4,506;
p esun entero 0, 1 0 2;
sesunentero 1,2,3,4,5,6,7,8,9,10,11, 12,0 13;

o una sal, prodroga o solvato farmacéuticamente aceptable de los mismos.

5. Un compuesto CARACTERIZADO porque tiene la Férmula I:
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@
dondeR! se selecciona de

hidrégeno, o (C;-Cyg)alcoxi o tetrazolil-(C;-Cg)alquil-; cualquiera de los
cuales estd opcionalmente sustituido con 1, 2, o 3 suéti’fuyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en -(C;-Ce)alquil,
OH, halo, -C(halo);, -CH(halo),, -CHa(halo), -(Ci-Cg)alquil-COOR’,
-COOR’, NH,, -NH(C;-Cgalquil, NR°R!’, CN, -CONR’R'’, -NR°COR™,
SR, -anillo carbociclico de (5 a 12 miembros), -heterociclo de (5 a 12
miembros), fenil, y bencil; o

~(C1-Crp)alquil, -(C-Cypalquenil, -(C,-Cpp)alquinil, -(C3-Cpo)cicloalquil,
-(C4-Cyp)cicloalquenil, ((C3-C12)cicloa1quil)-(C1-C6)alqﬁi1-, ((Cs-
Cp)cicloalquenil)-(C;-Cg)alquil-, -(aril de (5 a 12 miembros), (aril de (5 a 12
miembros)-(C;-Ce)alquil-, -(heteroaril de (5 a 12  miembros),
((heterociclo de (3 a 12 miembros))-, (heteroaril de (5 a 12 miembros)-(C;-
Cg)alquil-, (heterociclo de (3 a 12 miembros)-(C;-Cg)alquil, fenil, o bencil;
cada uno de los cuales estd sustituido con 1, 2, o 3 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en «(Cy-Ce)alquil-
COOR’, -COOR’, NR°R'* -CONR’R', -NR°COR", y SR, siempre que
NR°R! sea distinto de NH; o -NH(C,-Cy)alquil, y SR!! sea distinto de SH;
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R? y R® son cada uno independientemente hidrégeno, -(C;-Cjo)alquil, -(Cp-
Cppalquenil, -(C;-Cjp)alquinil, -(C;-Cjglalcoxi, -(OCH,CH,)s-O(Ci-Cg)alquil,
-(CH,CH,0):-(C1-Ce)alquil, NH,, -NH(C;-Ce)alquil, CN, -CONR’R®, -(C;-Cg)alquil-
CO-NR’R®, -COOR’, -(C;-Cg)alquil-CO-OR’, ~(C;-Cg)alcoxi-COOR’,  -(Cs-
Cypcicloalquil, ((Cs;-Cyp)cicloalquil)-(Ci-Ce)alquil-, -(Cs-Ciz)cicloalquenil, ((Cs-
Cip)cicloalquenil)-(C;-Cg)alquil-, -(Cs-Cia)bicicloalquil, ((Ce-Ci4)bicicloalquil)-(Ci-
Celalquil-, ~(Cg.Cyp)tricicloalquil, ((Cs-Cap)tricicloalquil)-(Ci-Cg)alquil-, -(Cs-
Cia)bicicloalquenil, ((C4-Cg)bicicloalquenil)-(C;-Ce)alquil-, -(Cs-
Cyo)tricicloalquenil, ((Cg-Cag)tricicloalquenil)-(C;-Cg)alquil-, -(aril de (5§ a 12
miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Ce)alquil-, -sistema anillo biciclico de (7
a 12 miembros), sistema de anillo biciclico de (7 a 12 miembros)-(C;-Ce)alquil-, -aril
biciclico de (7 a 12 miembros), (aril biciclico de (7 a 12 miembros))-(C,-Ce)alquil-,
-(heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C,-Ce¢)alquil-,
-(heterociclo de (3 a 12 miembros), ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(Ci-
Cg)alquil-, -bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros), (bicicloheterociclo de (7 a 12
miembros))-(Ci-Cg)alquil-, fenil, bencil o naftil; cada uno de los cuales esta
opcionalmente sustituido con uno o dos sustituyentes independientemente
seleccionados del grupo que consiste en OH, (=0), halo, -C(halo);, -CH(halo),,
-CHj(halo), -(C;-Cg)alquil, halo(C;-Ce)alquil-, -(C,-Cg)alquenil, -(C,-Cg)alquinil,
hidroxi(C;-Cs)alquil-, dihidroxi(C;-Cs)alquil-, -(C1-Ce)alcoxi, ((Cy-
Ce)alcoxi)CO(C;-Cg)alcoxi-, fenil, bencil, NH,, -NH(C;-Cg)alquil, -(Ci-Cg)alquil-
NH(C;-Cglalquil-R™, CN, SH, OR?, -CONR’R®,  -(C;-Ce)alquil-CO-NR’R,
-COOR’,  +(C;-Cg)alquil-CO-OR’, -(C;-Cg)alcoxi-COOR’, '-(OCH,CH,)s-O(C;-
Ce)alquil, -(CH,CH;0),-(C1-Cg)alquil,  ((C;-Cg)alquil)sulfonil(C;-Ce)alquil-,
-N(SO,(C;-Ce)alquil),, -C(=NH)NH,, -NH-CO-(C;-Cg)alquil, -NH-CO-NH,, -NH-
C(=0)-NH-(C;-Cg)alquil, -NH-C(=0)-aril de (5 a 12 miembros), -NH-C(=0)-(C;-
Ce)alquil-aril de (5 a 12 miembros), -NH-(C1-C6)a1quil—CO-OR7, -NH-C(=0)-(C;-
Ce)alquil-CO-OR’, -NH-C(=0)-CH(NH,)-(C;-Cs)alquil-CO-OR’, -(Cs-
Crcicloalquil, ((C3-Cip)cicloalquil)-(C;-Ce)alquil-, ~(aril de (5 a 12 miembros),
-ariloxi de (5 a 12-miembros), -(C;-Cg)alcoxiC(O)NR’R®, -NH-(C;-Cy)alquilC(O)-
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:
NR°RS, -C(O)NH-(C;-C)alquil-COOR’, (aril de (5 a 12 mierﬁbros)-(cl-cs)a1quﬂ-,
-(heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(Ci-Cg)alquil-,
-(heterociclo de (3 a 12 miembros), (heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-
Cg)alquil-, -bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros), y (bicicloheterociclo de (7 a 12

miembros))-(C1-Ce)alquil-;

R* y R*® se seleccionan cada uno independientemente de hidrégeno, —(Ci-
Cio)alquil, -(C,-Cyp)alquenil, -(C,-Cjp)alquinil, -(C;-Cjg)alcoxi, OH, hidroxi(C;-
Ce)alquil-, -C(halo);, -CH(halo),, -CHz(halo), -(C1-C6)alquil-C(=O)-(C1-C6)alcoxi,
-(C;-Cg)alcoxi-C(=0)-(C;-Cg)alquil, -(C;-Ce)alquil-CN, ~(C1-Cg)alquil-COOR’, -(C)-
Cg)alcoxi-COOR’, -(C3-Cip)cicloalquil, ((Cs-Cip)cicloalquil)-(Ci-Ce)alquil-, ((Cs-
Cpp)cicloalquil)-(Cy-Ce)alcoxi-,  ((C3-Cio)cicloalquil)-(Ci-Ce)alcoxi-(Ci-Ce)alquil-,
-(C4-Cyp)cicloalquenil, ((C4-Crp)cicloalquenil)-(Cy-Ce)alquil-, ((Cy-
C1p)cicloalquenil)-(C;-Cg)alcoxi-, ((C4-Cyp)cicloalquenil)-(C;-Ce)alcoxi-(C;-
Ce)alquil-, -(aril de (5 a 12 miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Ce)alquil-,
(aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Cg)alcoxi-, (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Cs)alcoxi-
(C1-Cg)alquil-, -(heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-
(C1-Ce)alquil-, (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Cg)alcoxi-, (heteroaril de (5 a
12 miembros))-(C;-Ce)alcoxi-(C1-Cg)alquil-, -(heterociclo de (3 a 12 miembros),
((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, ((heterc:)ciclo de 3 a 12
miembros))-(C-Cq)alcoxi-, ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Ce)alcoxi-(Ci-

Cg)alquil-, o juntos forman (=O);

R* se selecciona de  -(C-Ce)alquil, -(C-Cg)alquenil, -(Cp-Cg)alquinil,
-C(halo);, -CH(halo),, -CHj(halo), hidroxi(C;-Ce)alquil-, -(C5-C1,)cicloalquil, ((Cs-

Cio)cicloalquil)-(C1-Co)alquil-, -(Cs-Cia)bicicloalquil, ((Cs-Cia)bicicloalquil)-(Ci-

Ce)alquil-, -(Cg-Cyo)tricicloalquil, ((Cg-Cyoltricicloalquil)-(Ci-Ce)alquil-, -(Cs-
Cyp)cicloalquenil, ((C4-Cyp)cicloalquenil)-(Ci-Ce)alquil-, -(C7-Cis)bicicloalquenil,
((C4-Cyg)bicicloalquenil)-(C;-Ce)alquil-, -(Cg-Cyp)tricicloalquenil, ((Cs-
Cyo)tricicloalquenil)-(C;-Cg)alquil-, -(aril de (5 a 12 miembros), (aril de (5 a 12
miembros)-(C;-Cg)alquil-, -(heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12
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miembros))-(Ci-Ce)alquil-, -(heterociclo de (3 a 12 miembros), (heterociclo de (3 a
12 miembros))-(C;-Ce)alquil-,  -bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros), o

(bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-;

R’ y R® son cada uno independientemente hidrégeno, -(C;-Ce)alquil, -(Cs-
Cs)cicloalquil, o ((C3-Cg)cicloalquil)-(Cy-Ce)alquil-, -COOR’, -(C1-Cg)alquil-CO-
OR’, CONH,, o (C4-Ce)alquil-CONH-, o R’ y R® junto con el 4tomo de nitrégeno al

cual estan unidos forman un heterociclo de (4 a 8 miembros);

R’ se sclecciona de hidrégeno, -(C-Ce)alquil, -(Cz-Cé)e}lquenil, -(Cy-
Ce)alquinil, -(Cs;-Cip)cicloalquil, -(Cs-Cip)cicloalquenil, ((C3-Cip)cicloalquil)-(C;-
Co)alquil-, o ((C4-Cio)cicloalquenil)-(C;-Ce)alquil- ; |

R’ y R' se seleccionan cada uno independientemente de hicirégeno, -(Cs-
Ce)alquil, -(Cp-Cg)alquenil, -(C;-Ce)alquinil, -(C;-Cjg)alcoxi, -(Cs-Ciz)cicloalquil,
-(C5-Cyp)cicloalquenil, ((C3-Cyp)cicloalquil)-(C;-Ce)alquil-, o ((C3-Cip)cicloalquenil)-
(Ci-Cg)alquil-;

cada R'! se selecciona independientemente de hidrégeno, -(C;-Co)alquil,
~(Cy-Cyo)alquenil, -(Cy-Cyo)alquinil, -(Cy-Cio)alcoxi, ((Ci-Ce)alquil)sulfonil(Ci-
Ce)alquil-, -(C5-Cyp)cicloalquil, ((C5-Cyp)cicloalquil)-(Ci-Ce)alquil-,
-(C4-Cyp)cicloalquenil, o ((C4-Cyp)cicloalquenil)-(C;-Ce)alquil-; |

R y R" se seleccionan cada uno independientemente de hidrégeno, -(Cy-
Co)alquil, -(C2-Crz)alquenil, -(Cy-Cia)alquinil, -(Cy-Cyg)alcoxi, -(OCH,CH,)s-O(C;-
Ce)alquil, -(C3-Cyp)cicloalquil, ((C3-Cro)cicloalquil)-(Ci-Cglalquil-,  -(C4-
Cip)cicloalquenil, ((C4-Cjz)cicloalquenil)-(Cy-Ce)alquil-, -(Ce-Ci4)bicicloalquil, ((Ce-
Cis)bicicloalquil)-(C,-Cg)alquil-, -(Cs.Cyptricicloalquil, ((Cs-Coo)tricicloalquil)-(C;-
Ce)alquil-, -(C5-Cyg)bicicloalquenil, ((C7-Cig)bicicloalquenil)-(C;-Ce)alquil-, -(Csg-
Cy)tricicloalquenil, ((Cg-Cyo)tricicloalquenil)-(C;-Ce)alquil-, -(aril de (5 a 12
miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Cg)alquil-, -sistema anillo biciclico de (7
a 12 miembros), sistema de anillo biciclico de (7 a 12 miembros)-(Cl-Cg)alquil-, -aril

biciclico de (7 a 12 miembros), (aril biciclico de (7 a 12 miembros))-(C;-Cs)alquil-,

2%
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-(heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-,
-(heterociclo de (3 a 12 miembros), ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(Cl-
Ce)alquil-, -bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros), (bicicloheterociclo de (7 a 12
miembros))-(Ci-Ce)alquil-, fenil, bencil o naftil; cada uno de los cuales esta
opcionalmente sustituido con uno o dos sustituyentes independientemente
seleccionados del grupo que consiste en OH, (=0), halo, -C(halo);, -CH(halo),,
-CH,(halo), -(C;-Ce)alquil, halo(C;-Ce)alquil-, -(C,-Ce)alquenil, -(C,-Cg)alquinil,
hidroxi(C;-Ce)alquil-, fenil, bencil, NH;, -NH(C;-Ce¢)alquil, CN, SH, OR*,
-CONR’R®, -COOR’, -(C3-Cp)cicloalquil, ((C3-Cra)cicloalquil)-(Ci-Cg)alquil-, -(aril
de (5 a 12 miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Ce)alquil-, -(heteroaril de (5 a
12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, -(heterociclo de (3 a
12 miembros), (heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, -bicicloheterociclo

de (7 a 12 miembros), y (bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-;

R™ se selecciona de -COOR’, -(C1-Cg)alquil-CO-OR’, -C(=0)~(C;-Ce)alquil-
COOR’, -(C;-Ce)alquil-C(=0)-(C;-Ce)alquil-COOR’, CONH,, o | -CONH(C;-
Ce)alquil;

G se selecciona de O, -OCO-, -C(=0), NR9, NR’, S, SO, 0 SO»;

R’ es ~C(=0)(C1-Ce)alquil 0 —SO5(C1-Ce)alquil; |

X se selecciona de OH, hidroxi(C;-Cg)alquil-, dihidrogi(Cl-Cé)alquil-,
halégeno, -NH,, -NR*(C=0)R®, CONRR", -(C-C¢)alquil-CONH,, i-(C;-Ce)alquil-
COOH, , -COOH, -0-(C;-Cgalquil-COOH, -0O-(C;-Cg)alquil-CONH,, -(C;-

Cio)alquil, -(Cy-Cig)alquenil, -(Cy-Cp)alquinil, -(C1-Cyp)alcoxi,
L(OCH;CH,),-O(C4-Co)alquil, -(OCH,CHy)-OH, ~(CH,),CHOHCH,0H-, CN, NH-
SO,R’, -(C3-Cyp)cicloalquil, ((C5-Cyp)cicloalquil)-(C;-Cg)alquil -,

((C5-Cyp)cicloalquil)-(C-Cg)alcoxi-, -(aril de (5 a 12 miembros), (aril de (5 a 12
miembros)-(C;-Cg)alquil-, (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Cg)alcoxi-, -(heteroaril de
(5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, (heteroaril de (5

a 12 miembros))-(C;-Ce)alcoxi-, -(heterociclo de (3 a 12 miembros), (heterociclo de
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~ (3 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, (heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C,-Cg)alcoxi,

-bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros), (bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros))-

(C1-Co)alquil-, o (bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros))-(C;-Ce)alcoxi-;

Q se selecciona de OH, —(C;-Cjg)alcoxi, -(Ci-Cyp)alquil, -(C3-Cys)eicloalquil,
-(aril de (5 a 12 miembros), ((C3-Ciz)cicloalquil)-(C;i-Ce)alquil-, (aril cje (5al2
miembros)-(C;-Colalquil-,  -(OCH,CH,)-O(Ci-Celalquil,  -(CH,CH,0)s-(Ci-
Celalquil, -(OCH,CH,);-OH,-O(C=0)R’, -O-(C,-Ce)alquil-COOR’, | -NH-(C;-
Cealquil-COOR”,  -O-C(0)-(C;-Cg)alquil-C(O)OR’,  -NH-C(0)-(C;-Cg)alquil-
C(O)OR’, -0-(C;-Ce)alquil-C(O)NRR'?, -NH-(C;-Cg)alquil-C(O)NR’R"’, -O-C(0)-
(C1-Ce)alquil-C(O)NRR!?, -NH-C(0)~(C-Cg)alquil-C(O)NR’R'? 0 R™;

Z es -(CHy)ny-, opcionalmente sustituido con 1 0 2 —(C;-Ce)alquil;

Y es -(CH,),-CH o es un enlace directo, siempre y cuando Y sea un enlace

directo entonces R® esta ausente;
mes un entero 1, 2, 3,4, 5,0 6;
nesunentero0,1,2,3,4,506;
p esunentero 0, 1 0 2;
sesunentero 1,2,3,4,5,6,7,8,9, 10,11, 12, 0 13;

o una sal, prodroga o solvato farmacéuticamente aceptable de los mismos.

39
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6. Un compuesto CARACTERIZADO porque tiene la Formula I:

@

dondeR! se selecciona de hidrégeno, -(C;-Cio)alquil, -(C,-Ciz)alquenil, -(Co-
Cp)alquinil, -(C;-Cig)alcoxi, -(C3-Cip)cicloalquil, -(C4-Cjp)cicloalquenil, ((Cs-
Cip)cicloalquil)-(C;-Ce)alquil-, ((C4-C12)cicloa1quenil)-(C1-C6)alquil-; -(aril de (5 a
12 miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Ce)alquil-, -(heteroaril de (5 a 12
miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Cs)alquil-, -(heterociclo de (3 a 12
miembros), ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-C¢)alquil-, fenil, o bencil; cada
uno de los cuales estd opcionalmente sustituido con 1, 2, o 3 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en -(C;-Cg)alquil, -OH,
halo, -C(halo)s, -CH(halo),, -CHa(halo), -(Ci-Ce)alquil-COOR’, -COOR’, NH,
NH(C;-Cglalquil, NR°R!®, -CN, -CONR’R', -NR°COR' -SR", -anillo

carbociclico de (5 a 12 miembros), -heterociclo de (5 a 12 miembros), fenil, y bencil;
R? es:

a) -(C1-C10)alcoxi, -(OCHZCHg)S-O(C1-C6)alquil, -(CH2CH20)S-(C1-
Cealquil, 0 -(Ci-Cg)alcoxi-COOR”; cada uno de los cuales esta
opcionalmente  sustituido con uno o dos 'sustituyentes

independientemente seleccionados del grupo que consiste en OH,
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(=0), halo, -C(halo);, -CH(halo),, -CHj(halo), -(C;-Ce)alquil,
halo(C;-Cg)alquil-, -(Cy-Cg)alquenil, -(C»-Ce)alquinil, hidroxi(C;-
Ce)alquil-, dihidroxi(C;-Ce)alquil-, -(C1-Cg)alcoxi, ((Cy-
Ce)alcoxi)CO(C;-Cg)alcoxi-, fenil, bencil, NH,, -NH(C;-Cg)alquil,
-(C1-Cg)alquil-NH(C;-Cgalquil-R™, CN, SH, OR?, -CONR’R®, ~(C)-
Cealquil)-CO-NR’R®, -COOR’, ~(C;-Cg)alquil-CO-OR’,  -(C;-
Cg)alcoxi-COOR’, -(OCH,CH,)s-O(Ci-Ce)alquil, -(CH,CH,0)s-(C;-
Ce)alquil, ((C1-Cg)alquil)sulfonil(C;-Ce)alquil-, -NH-SO»(C;-
Ce)alquil, -N(SO2(C;-Ce)alquil),, -C(=NH)NHp, -NH-CO-(C;-
Ce)alquil, -NH-CO-NH,, -NH-C(=O)-NH-(C1-C6)alc[1uil, -NH-C(=0)-
aril de (5 a 12 miembros), -NH-C(=0)-(C;-C¢)alquil-aril de (5 a 12
miembros), -NH-(C;-Cg)alquil-CO-OR’, -NH-C(=0)-(C,;-Ce)alquil-
CO-OR’, -NH-C(=0)-CH(NH,)-(C;-Cy)alquil-CO-OR’, -(Cs-
Cip)cicloalquil, ((Cs-Cip)cicloalquil)-(C;-Ce)alquil-, ~(aril de (5 a 12
miembros), -ariloxi de (5 a 12-miembros), -(C1-C6)alcoxiC(O)NR5R6,
-NH-(C;-Cg)alquil C(0)-NR°R®, -C(O)NH-(C;-Cg)alquil-COOR’, (aril
de (5 a 12 miembros)-(C;-Cg)alquil-, -(heteroaril de (5 a 12
miembros), -ariloxi de (5 a 12-miembros), -(C;-Cg)alcoxiC(O)NRRS,
-NH-(C;-Ce)alquilC(0), NRR®, -C(O)NH-(C;-Cs)alquil-COOR’,
(heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C,-Ce)alquil-, -(héterociclo de(3a
12 miembros), (heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-,
-bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros), y (bicicloheterociclo de (7 a
12 miembros))-(C;-Cg)alquil-; o

«(C1-Cg)alquil-CO-OR’, ~(C5-Cpo)cicloalquil, -((C3[-C12)cicloa1quil)-
(C1-Celalquil, -(C4-Cyp)cicloalquenil, -(C¢-Cia)bicicloalquil, -(Cs.
Cyo)tricicloalquil, -(C7-Cig)bicicloalquenil, -(Cg-Cyo)tricicloalquenil,
-(aril de (5 a 12 miembros), (aril de (5§ a 12 miembros)-(C;-Ce)alquil-,

-sistema anillo biciclico de (7 a 12 miembros), -aril ‘biciclico de (7 a

4"
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12 miembros), -(heteroaril de (5 a 12 miembros), -(heterociclo de (3 a
12 miembros), -bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros), fenil, bencil,
((C4-Cyp)cicloalquenil)-(C;-Cg)alquil-, ((C¢-Cyg)bicicloalquil)-(C;-
Cealquil-, o

((Cg-Cyp)tricicloalquil)-(Ci-Ce)alquil-,  ((C7-Cy4)bicicloalquenil)-(Ci-
Cg)alquil-, ((Cs-Cag)tricicloalquenil)-(C;-Ce)alquil-, sistema de anillo
biciclico de (7 a 12 miembros)-(C;-Cg)alquil-, (aril biciclico de (7 a
12 miembros))-(Ci-Ce)alquil-, (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-
Ce)alquil-, ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(Ci-Ce)alquil-,
(bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, o naftil;
cada uno de los cuales estd sustituido con uno o dos sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en
-CONHR®, dihidroxi(C;-Cs)alquil-, -(C1-Cg)alcoxi, (Cs-
Ce)alcoxi)CO(C-Celalcoxi-,  ~(C1-Ce)alquil-NH(C;-Cg)alquil-R™,
«(C1-Cg)alquil-CO-OR’, ~(C;-Cgalcoxi-COOR’, -(OCH,CH,)s-O(C)-
Ce)alquil, -(CH,CH,0)s-(Ci-Cg)alquil, ((C;-Ce)alquil)sulfonil(C;-
Ce)alquil-, -N(SO»(C;-Ce)alquil),,
-C(=NH)NH,, -NH-CO-(C;-Cg)alquil, -NH-CO-NH,, -NH-C(=0)-
NH-(Cy-Cg)alquil, -NH-C(=0)-aril de (5 a 12 miembros), -NH-
C(=0)-(Cy-Cg)alquil-aril de (5 a 12 miembros), -NH-(C;-Cs)alquil-
CO-OR’, -NH-C(=0)~(C;-Cg)alquil-CO-OR’, -NH-C(=0)-CH(NH,)-
(C1-C6)alquil-CO-OR7, -(C3-Cpp)cicloalquil, ((Cs-Cyo)cicloalquil)-(C;-
Ce)alquil-, '(C]'Cé)aICOXiC(O)NR5R6, -NH-(C;-Cg¢)alquil C(O)-
NR’R®, -C(O)NH-(C;-Ce)alquil-COOR’, -(heteroaril de (5 a 12
miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-,
-(heterociclo de (3 a 12 miembros), (heterociclo de (3 a 12
miembros))-(Cq-Cg)alquil-, -bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros),

y (bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-; o

¢) -(Cy-Cjp)alquil, -(C,-Cyp)alquenil, o -(C,-Cjy)alquinil, cada uno de los

cuales esta sustituido con uno o dos sustituyentes independientemente

&l



10

15

20

25

-4] -

seleccionados del grupo que consiste en —CONHR®, ~(C;-Ce)alquil-
NH(C;-Cg)alquil-R™,  -(C;-Cgalcoxi-COOR’, -(OCH,CH,)s-O(C;-
Cealquil, -(CH,CH,0)s-(C;-Celalquil, ((Ci-Ce)alquil)sulfonil(C;-
Ce)alquil-, -NH-SO,(C,;-Ce)alquil, -N(8O,(C;-Cg)alquil),,
-C(=NH)NH,, -NH-CO-(C;-Cg)alquil, -NH-CO-NH,, -NH-C(=0)-
NH-(C;-Cg)alquil, -NH-C(=O)-aril de (5 a 12 miembros), -NH-
C(=0)-(Ci-Cg)alquil-aril de (5 a 12 miembros), -NH-(C;-C¢)alquil-
CO-OR’, -NH-C(=0)-(C;-Cg)alquil-CO-OR’, -NH-C(=0)-CH(NH,)-
(C1-Celalquil-CO-OR’,  ~(C;-Cg)alcoxiC(O)NR’R®,  -NH-(C;-
Ce)alquilC(O)-NRR®, y -C(O)NH-(C;-Cg)alquil-COOR’; o

d) 2,3-dihidroxipropil; o

e) 4-isoxazolil, 4-isoxazolil(C;Cg)alquil, S-isoxazélil, o 5-isoxazolil(C;-
Ce)alquil substituido con uno o dos grupos alquil;, 0

f) —C(=O)NH; 0 ~(C1-Coalquil-C(=O)NH; |

R? es hidrégeno, -(C;-Cip)alquil, -(C,-Cz)alquenil, -(Cz-Clz)alquinil, -(Ci-
Cipyalcoxi, -(OCH,CH,)s-O(C;-Ce)alquil, -(CH2CH20)5-3(C1-Cé)alquil, NH,,
-NH(C;-Ce)alquil, CN, -CONR’R®, -(C;-C¢)alquil-CO-NR’R®, -COOR’, -(C;-
Ce)alquil-CO-OR’, -(C-Ce)alcoxi-COOR’, -(C3-Cyp)cicloalquil, ((Cs-
Cip)cicloalquil)-(C-Ce)alquil-, -(C4-Cip)cicloalquenil, ((C4-Ciz)cicloalquenil)-(Ci-
Ce)alquil-, -(Cg-Cyg)bicicloalquil, ((Cg-Cig)bicicloalquil)-(Ci-Ce)alquil-,  -(Cs.
Cyotricicloalquil, ((Cg-Cyo)tricicloalquil)-(C;-Cg)alquil-, -(C7-Cis)bicicloalquenil,
((C7-Cyg)bicicloalquenil)-(C;-Cg)alquil-, -(Cg-Cyp)tricicloalquenil, ((Cs-
Cyo)tricicloalquenil)-(Cy-Ce)alquil-, -(aril de (5 a 12 miembros), (aril de (5 a 12
miembros)-(C,-Ce)alquil-, -sistema anillo biciclico de (7 a 12 miembros), sistema de
anillo biciclico de (7 a 12 miembros)-(C;-Cg)alquil-, -aril biciclico de (7 a 12
miembros), (aril biciclico de (7 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, -(heteroaril de (5 a
12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, -(heterociclo de (3 a
12 miembros), ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(Ci-Ce)alquil-,

-bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros), (bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros))-

45
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(C1-Ce)alquil-, fenil, bencil o naftil; cada uno de los cuales estd opcionalmente
sustituido con uno o dos sustituyentes independientemente seleccionados del grupo
que consiste en OH, (=0), halo, -C(halo);, -CH(halo),, -CHa(halo), -(C-Cs)alquil,
halo(C;-Cg)alquil-,  -(C-Cg)alquenil, ~(C,-Ce)alquinil,  hidroxi(C;-Ce)alquil-,
dihidroxi(C;-Cg)alquil-, -(C;-Ce)alcoxi, ((C;-Cg)alcoxi)CO(Ci-Co)alcoxi-,  fenil,
bencil, NH,, -NH(C;-Co)alquil, -(C;-Cg)alquil-NH(C)-Cg)alquil-R™, CN, SH, OR*,
-CONR’R®,  -(C;-Cgalquil)-CO-NR’R®, -COOR’, L(C1-Ce)alquil-CO-OR, ~(C;-
Cealcoxi-COOR’, -(OCH,CH,)s-O(C-Co)alquil, -(CH,CH,0)s-(Ci-Ce)alquil, ((Ci-
Ce)alquil)sulfonil(C;-Cg)alquil-, -NH-SO,(C;-Ce)alquil, -N(SOy(C;-Cg)alquil),,
-C(=NH)NH,, -NH-CO-(C;-Ce)alquil, -NH-CO-NH,, -NH-C(=0)-NH-(C;-C¢)alquil,
-NH-C(=0)-aril de (5 a 12 miembros), -NH-C(=0)-(C;-Ce)alquil-aril de (5 a 12
miembros), -NH-(C-Ce)alquil-CO-OR’, -NH—C(=O)-(C1-C6)alqﬁil-CO-OR7, -NH-
C(=0)-CH(NH,)-(C,-Cg)alquil-CO-OR’, -(C3-Cjp)cicloalquil, ((C3-Cia)cicloalquil)-
(C1-Cg)alquil-, -(aril de (5 a 12 miembros), -ariloxi de (5 a 12-miembros), -(C;-
Ce)alcoxiC(O)NR’R®,  -NH-(C;-Cg)alquilC(0)-NR°R®,  -C(O)NH-(C;-Cy)alquil-
COOR’, (aril de (5 a 12 miembros)-(Ci-Cg)alquil-, -(heteroaril de (5 a 12 miembros),
(heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, -(heterociclo de (3 a 12 miembros),
(heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C1-Cg)alquil-, -bicicloheterociclo de (7 a 12

miembros), v (bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-;

R y R* se seleccionan cada uno independientemente cie hidrégeno, —(C;-
Cio)alquil, -(C,-Cig)alquenil, -(C,-Cjg)alquinil, -(C;-Cjp)alcoxi, OH, hidroxi(C:-
Ceg)alquil-, -C(halo)s, -CH(halo),, -CHj(halo), -(C;-Cs)alquil-C(=0)-(C;-Cs)alcoxi,
-(C-Ce)alcoxi-C(=0)-(C;-Ce)alquil, -(C;-Cg)alquil-CN, -(C1-Ce)alquil-COOR’, -(C;-
Ce)alcoxi-COOR’, ~(Cs3-Cip)cicloalquil, ((Cs-Cpp)cicloalquil)-(Ci-Cg)alquil-, ((Cs-
Crp)cicloalquil)-(Ci-Cg)alcoxi-,  ((C3-Cyp)cicloalquil)-(C;-Ce)alcoxi-(Ci-Ce)alquil-,
-(C4-Cyp)cicloalquenil, ((C4-C12)cicloalquenil)-(C1-C6)a1quil-, ((Cs-
Cip)cicloalquenil)-(C;-Ce)alcoxi-, ((C4-Crp)cicloalquenil)-(C;-Ce)alcoxi-(Ci-
Ce)alquil-, -(aril de (5 a 12 miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(Ci-Ce)alquil-,
(aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Ce)alcoxi-, (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Cs)alcoxi-
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(Ci-Ce)alquil-, -(heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-
(C1-Ce)alquil-, (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alcoxi-, (heteroaril de (5 a
12 miembros))-(C;-Ce)alcoxi-(Cy-Ce)alquil-, -(heterociclo de (3 a 12 miembros),
((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, ((heterociclo de (3 a 12
miembros))-(C;-Cg)alcoxi-, ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Ce)alcoxi-(C;-

Cg)alquil-, o juntos forman (=O);

R* se selecciona de -(Ci-Ce)alquil, -(C,-Ce)alquenil, -(C»-Cg)alquinil,
-C(halo)s, -CH(halo),, -CH,(halo), hidroxi(C;-Ce)alquil-, -(C3-Ci2)cicloalquil, ((Cs-
Crp)cicloalquil)-(Ci-Co)alquil-, -(Ce-Cia)bicicloalquil, ((Cs-Cia)bicicloalquil)-(C;-
Ce)alquil-, -(Cg-Cyp)tricicloalquil, ((Cg-Czo)tricicloalquil)-tC1-C6)alquil-, -(Cs-
Cip)cicloalquenil, ((C4-Cip)cicloalquenil)-(Ci-Ce)alquil-, -(é7-C14)bicicloalquenil,
((C7-Cig)bicicloalquenil)-(C;-Ce)alquil-, —(Cg-Czo)triciclé)alquenil, ((Cs-
Cyp)tricicloalquenil)-(C;-Cg)alquil-, -(aril de (5 a 12 miembfos), (aril de (5 a 12
miembros)-(C;-Cg)alquil-, -(heteroaril de (5 a 12 miembros), ‘(heteroaril de (5al2
miembros))-(C;-Ce)alquil-, -(heterociclo de (3 a 12 miembrosj, (heterociclo de (3 a
12 miembros))-(Ci-Ce)alquil-,  -bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros), o

(bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-;

R’ y R® son cada uno independientemente hidrégeno, -(C;-Cg)alquil, -(Cs-
Cg)cicloalquil, o ((C3-Cs)cicloalquil)-(C;-Ce)alquil-, -COOR’, -(C;-Cg)alquil-CO-
OR’, -CONH,, o (C;-Cg)alquil-CONH-, 0 R® y R junto con el 4tomo de nitrogeno al

cual estan unidos forman un heterociclo de (4 a 8 miembros);

R’ se selecciona de hidrégeno, -(C;-Cg)alquil, -:(CZ-CG)alquenil, -(Cy-
Ce)alquinil, -(C;3-Cyp)cicloalquil, -(Cs-Cjp)cicloalquenil, ((C3-C12)cicloalquil)-(C1-
Cealquil-, o ((C4-Ciz)cicloalquenil)-(C-Ce)alquil- ; |

R’ y R se seleccionan cada uno independientemente de hidrégeno, -(C;-
Ce)alquil, -(C,-Ce)alquenil, -(C,-Ceg)alquinil, -(C;-Cjg)alcoxi, -(Cs-Ciz)cicloalquil,
-(C5-Cyp)cicloalquenil, ((C3-Cyp)cicloalquil)-(C;-Ce)alquil-, o ((C3-Ciz)cicloalquenil)-
(C-Ce)alquil-;

A4S
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cada R!! se selecciona independientemente de hidrégeno, -(C;-Cp)alquil,
-(Cy-Cyo)alquenil, -(C»-Cyp)alquinil, -(C;-Cip)alcoxi, ((Cy-Ce)alquil)sulfonil(C;-
Ce)alquil-, -(C3-Cyp)cicloalquil, ((C3-Cyp)cicloalquil)~(C;-Ce)alquil-,
-(C4-Cp)cicloalquenil, o ((C4-Cyp)cicloalquenil)-(C;-Ce)alquil-;

R'? y R? se seleccionan cada uno independientemente de hidrégeno, -(C;-
Cio)alquil, -(C,-Cip)alquenil, -(C,-Cip)alquinil, -(Cy-Cip)alcoxi, -(OCH,CH,)s-O(C;i-
Ce)alquil, -(C3-Cyp)cicloalquil,  ((C3-Cip)cicloalquil)-(Ci-Ce)alquil-,  -(Cs-
Crp)cicloalquenil, ((Cs-Cyp)cicloalquenil)-(C;-Ce)alquil-, -(Cs-Cia)bicicloalquil, ((Ce-
Cis)bicicloalquil)-(Cy-Cg)alquil-, -(Cs.Cap)tricicloalquil, ((Cs-Cao)tricicloalquil)-(Ci-
Celalquil-, -(C4-Cjs)bicicloalquenil, ((C;-Cis)bicicloalquenil)-(C;-Ce)alquil-, -(Cs-
Cyo)tricicloalquenil, ((Cs-Cao)tricicloalquenil)-(C;-Cealquil-, -(aril de (5 a 12
miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C1-C6)alqui1-, -sistema anillo biciclico de (7
a 12 miembros), sistema de anillo biciclico de (7 a 12 miembros)-(C;-Ceg)alquil-, -aril
biciclico de (7 a 12 miembros), (aril biciclico de (7 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-,
-(heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-,
~(heterociclo de (3 a 12 miembros), ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-
Ce)alquil-, -bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros), (biciclohetérociclo de (7a 12
miembros))-(C;-Cg)alquil-, fenil, bencil o naftil; cada uno de los cuales estd
opcionalmente sustituido con uno o dos sustituyentes independientemente
seleccionados del grupo que consiste en OH, (=0), halo, -C(halo);, -CH(halo),,
-CHp(halo), -(C;-Cg)alquil, halo(Ci-Cg)alquil-, -(C;-Ce)alquenil, -(C,-Cg)alquinil,
hidroxi(C;-Ce)alquil-, fenil, bencil, NH,, -NH(C;-Cg)alquil, CN, SH, OR*,
-CONR’R, -COOR’, -(C3-C)p)cicloalquil, ((Cs-Ciz)cicloalquil)-(Ci-Ce)alquil-, -(aril
de (5 a 12 miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Ce)alquil-, -(heteroaril de (5 a
12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, -(heterociclo de (3 a
12 miembros), (heterociclo de (3 a 12 miembros))-(Ci-Ce)alquil-, -bicicloheterociclo

de (7 a 12 miembros), y (bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-;
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R™ se selecciona de -COOR’, -(C;-Cg)alquil-CO-OR’, -C(=0)-(C;-Cy)alquil-
COOR’,  ~(C;-Cgalquil-C(=0)~(C;-Cg)alquil-COOR’,  -CONH,, o (Ci-
Ce)alquil-CONH-;

G se selecciona de O, -OCO-, -C(=0), NR’,NR’, S, SO, 0 SO;

R’ es —C(=0)(C;-Cg)alquil 0 —SO2(C,-Cg)alquil;

X se selecciona de OH, hidroxi(Ci-Cgalquil-, dihidroxi(C;-Cg)alquil-,
halégeno, -NH,, -NR*C=0)R'2, CONR"R®, -(C;-Ce)alquil-CONH,,  -(C;-
Ce)alquil-COOH, , -COOH, -0O-(C;-Cgalquil-COOH, -O-(C;-Cg)alquil-CONH,,

-(C1-Cyp)alquil, -(Co-Cro)alquenil,  ~(Co-Cio)alquinil,  -(C;-Cyo)alcoxi,
-(OCH,CH,)s-O(C1-Cg)alquil, -(OCH,CH,)s-OH, -(CH,),CHOHCH,OH, CN, -NH-
SO,R’, -(Cs-Cyp)cicloalquil, ((C5-Cyp)cicloalquil)-(Cy-Cg)alquil-,

((C3-Cpp)cicloalquil)-(Ci-Ce)alcoxi-, ~(aril de (5 a 12 miembros), (aril de (5 a 12
miembros)-(C;-Ce)alquil-, (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Cg)alcoxi-, -(heteroaril de
(5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, (heteroaril de (5
a 12 miembros))-(C;-Cg)alcoxi-, -(heterociclo de (3 a 12 miembros), (héterociclo de
(3 a 12 miembros))-(Ci-Ce)alquil-, (heterociclo de (3 a 12 miembros))-(Cy-Cg)alcoxi-
, -bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros), (bicicloheterociclo de (7 a 12
miembros))-(C;-Cg)alquil-, o (bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros))-(C;-

Ce)alcoxi-;

Q se selecciona de OH, —(C;-Cyg)alcoxi, -(C;-Cjg)alquil, -(C3-C1£)cicloalquil,
~(aril de (5 a 12 miembros), ((C5-Cip)cicloalquil)-(Ci-Ce)alquil-, (aril de (5 a 12
miembros)-(C;-Cglalquil-,  -(OCH,CH,)s-O(C-Cglalquil,  -(CH,CH,0)s-(C;-
Cealquil, -(OCH,CH,),-OH, -O(C=O)R’, -O-(C;-Ce)alquil-COOR’, -NH-(C;-
Ce)alquil-COOR’,  -0-C(0)~(C;-Cg)alquil-C(O)OR”,  -NH-C(0)-(C;-Ce)alquil-
C(O)OR’, -O-(C;-Ce)alquil-C(OINR’R'?, -NH-(C;-Cg)alquil-C(O)NR’R'?, -O-C(0)-
(C1-Co)alquil-C(O)NRR!?, -NH-C(0)~(C;-Cg)alquil-C(O)NR’R' o R™;

Z es -(CH2)m-, opcionalmente sustituido con 1 0 2 —(Cl-Cs)alquil;.
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Y es -(CHy),-CH o es un enlace directo, siempre y cuando 'Y sea un enlace

directo entonces R® esta ausente;
mesunentero1,2,3,4,5,06;
nesunentero0,1,2,3,4,506;
5 p esun entero 0, 1 0 2;
sesunentero 1,2,3,4,5,6,7,8,9,10,11, 12,0 13;

o una sal, prodroga o solvato farmacéuticamente aceptable de los mismos.

7. Un compuesto CARACTERIZADO porque tiene Féormula I:

R1

~

N

R3a
R3b

10 )

dondeR' se selecciona de hidrégeno, (C,-Cio)alquil, -(C2-Ci2)alquenil, -(Co-

Cipalquinil, -(C;-Cig)alcoxi, -(Cs3-Cip)cicloalquil, -(Cs-Cip)cicloalquenil, ((Cs-
Crp)cicloalquil)-(C-Ce)alquil-, ((C4-Cip)cicloalquenil)-(C;-Ce)alquil-, -(aril de (5 a

12 miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(Ci-C¢)alquil-, -(heteroaril de (5 a 12

15  miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, -(heterociclo de (3 a 12
miembros), ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, fenil, o bencil; cada

uno de los cuales estd opcionalmente sustituido con 1, 2, o 3 sustituyentes
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independientemente seleccionados del grupo que consiste en -(C;-Cg)alquil, OH,
halo, -C(halo);, -CH(halo),, -CHa(halo), -(C;-Ce)alquil-COOR’, -COOR’, NH,,
-NH(C;-Cgalquil, NR°R!?, CN, -CONR’R'’, -NR’COR'’, SR", -anillo carbociclico

de (5 a 12 miembros), -heterociclo de (5 a 12 miembros), fenil, y bencil;

R? y R® son cada uno independientemente hidrégeno, -(Ci-Cip)alquil, -(C-
Cialquenil, -(C,-Cpp)alquinil, -(C;-Cjp)alcoxi, -(OCHZCHZV)S-O(C1-C6)alquil,
-(CH,CH,0)s-(C1-Ce)alquil, NH,, -NH(C;-Ce)alquil, CN, -CONR’RS, -(C;-
Ce)alquil-CO-NR’R®, -COOR’, -(C;-Cg)alquil-CO-OR’, -(C;-C)alcoxi-COOR’,
-(C5-Cyp)cicloalquil,  ((Cs-Cip)cicloalquil)-(C;-Ce)alquil-,  -(C4-Ciz)cicloalquenil,
((C4-Cyp)cicloalquenil)-(Cy-Ce)alquil-, -(Cs-Ci4)bicicloalquil, ((Ce-Ci4)bicicloalquil)-
(C1-Cg)alquil-, -(Cg.Cyp)tricicloalquil, ((Cg-Czo)tricicloalquil)—(C;-C6)alquil-, -(Cs-
Cis)bicicloalquenil, ((C-C4)bicicloalquenil)-(C;-Cg)alquil-, -(Cs-
Cyp)tricicloalquenil, ((Cg-Cyp)tricicloalquenil)-(Cy-Cg)alquil-, -(aril de (5 a 12
miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Ce)alquil-, -sistema anillo biciclico de (7
a 12 miembros), sistema de anillo biciclico de (7 a 12 miembros)-(C,-Cg¢)alquil-, -aril
biciclico de (7 a 12 miembros), (aril biciclico de (7 a 12 miembré)s))-(C1-C6)alquil-,
-(heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Cs)alquil-,
-(heterociclo de (3 a 12 miembros), ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-
Ce)alquil-, -bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros), (bicicloheterociclo de (7 a 12
miembros))-(C;-Cg)alquil-, fenil, bencil o naftil; cada uno de los cuales esta
opcionalmente sustituido con uno o dos sustituyentes iﬁdependientemente
seleccionados del grupo que consiste en OH, (=0), halo, -C(halo)s;, -CH(halo),,
-CHj(halo), -(C;-Cg)alquil, halo(C;-Cg)alquil-, -(C,-Cg)alquenil, -(C,-Cg)alquinil,
hidroxi(C,;-Ce)alquil-, dihidroxi(C;-Ce)alquil-, -(C;-Ce)alcoxi, ((C1-Cg)alcoxi)CO(C;-
Ce)alcoxi-, fenil, bencil, NH;, -NH(C;-C¢)alquil, -(C;-C¢)alquil-NH(C;-Ce)alquil-
RM CN, SH, OR*, -CONR’R®, -(C;-Ce)alquil-CO-NR’R, -COOR’, ~(C;-Cg)alquil-
CO-OR’, ~(C;-Cg)alcoxi-COOR’, -(OCH,CH,)s-O(C;-Ce)alquil,  -(CH,CH,0)s-(C-
Ce)alquil, ((C1-Cg)alquil)sulfonil(C;-Cg)alquil-, -N(SO,(C,-Ce)alquil),,
-C(=NH)NH,, -NH-CO-(C;-C¢)alquil, -NH-CO-NH,, -NH-C(=0)-NH-(C;-C¢)alquil,
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-NH-C(=0)-aril de (5 a 12 miembros), -NH-C(=0)-(C;-Cq)alquil-aril de (5 a 12
miembros), -NH-(C;-Cg)alquil-CO-OR’, -NH-C(=O)-(C1-C6);11quil-CO—OR7, -NH-
C(=0)-CH(NH,)-(C,-Cg)alquil-CO-OR’, -(C3-Cp)cicloalquil, ((C3-Cip)cicloalquil)-
(C1-Cg)alquil-, -(aril de (5 a 12 miembros), -ariloxi de (5 a 12-miembros), -(Ci-
Ce)alcoxiC(O)NR’R®,  -NH-(C;-Cg)alquilC(0)-NR’R®,  -C(O)NH-(C;-Cg)alquil-
COOR/, (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Cg)alquil-, -(heteroaril de (5 a 12 miembros),
(heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, -(heterociclo de (3 a 12 miembros),
(heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, -bicicloheterociclo de (7 a 12

miembros), y (bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-;

R* y R*® se seleccionan cada uno independientemente de hidrégeno, —(C;-
Cyo)alquil, -(C,-Cyp)alquenil, -(C,-Cjp)alquinil, -(C;-Cjg)alcoxi, OH, hidroxi(C;-
Ce)alquil-, -C(halo)s, -CH(halo),, -CHa(halo), -(C;-Ce)alquil-C(=0)-(C;-Cs)alcoxi,
-(C1-Cg)alcoxi-C(=0)-(C;-Ce)alquil, -(C;-Cg)alquil-CN, -(C-Cg)alquil-COOR’, (C;-
Ce)alcoxi-COOR’, -(C3-Cyp)cicloalquil, ((C3-Cpa)cicloalquil)-(Ci-Ce)alquil-, ((Cs-
Crp)cicloalquil)-(C;-Ce)alcoxi-,  ((C3-Cjz)cicloalquil)-(Ci-Ce)alcoxi-(Cy-Ce)alquil-,
-(C4-Cyp)cicloalquenil, ((C4-C12)cicloalqueni1)-(C1-Cé)élquil-, ((Cs-
Cip)cicloalquenil)-(C;-Ce)alcoxi-, ((C4-Clé)cicloalquenil)-(C1-C6)alcoxi-(C1-
Ce)alquil-, -(aril de (5 a 12 miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C,-Ce)alquil-,
(aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Cs)alcoxi-, (aril de (5 a 12 mierhbros)-(Cl-Cé)alcoxi-
(C1-Cg)alquil-, -(heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-
(Ci-Cg)alquil-, (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Cg)alcoxi-, (heteroaril de (5 a
12 miembros))-(C;-Cg)alcoxi-(Ci-Ceg)alquil-, -(heterociclo de (3 a 12 miembros),
((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, ((heterociclo de (3 a 12
miembros))-(C;-Ce)alcoxi-, o ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Ce)alcoxi-(Ci-
C¢)alquil-; siempre que al menos uno de R*® 0 R* se seleccione de -(C7-Cg)alquil,
-(C3-Cyp)alquenil, -(C7-Cyp)alquinil, —(C;-Cyp)alcoxi, -(C;-Ce)alquil-C(=0)-(C;-
Ce)alcoxi, -(C;-Cs)alcoxi-C(=0)-(Ci-Ce)alquil, -(C;-Cg)alquilsCN, -(C;-Cg)alquil-
COOR’, -(C;-Cg)aleoxi-COOR’, -(C3-Cyp)cicloalquil, ((C3-Ciz)cicloalquil)~(Cs-
Ce)alquil-, ((Cs-Cip)cicloalquil)-(Ci-Celalcoxi-, ((C3-Cip)cicloalquil)-(Ci-Ce)alcoxi-

50
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(C;-Ce)alquil-,
-(C4-Crp)cicloalquenil, ((C4-Cyp)cicloalquenil)-(C;-Ce)alquil-, ((Cy-
Cip)cicloalquenil)-(Cy-Cg)alcoxi-, ((C4-Cyp)cicloalquenil)-(C;-Cg)alcoxi-(Cq-

Ce)alquil-, -(aril de (5 a 12 miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Ce)alquil-,
(aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Cg)alcoxi-, (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Cs)alcoxi-
(Cy-Ce)alquil-, -(heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-
(C1-Ce)alquil-, (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Cg)alcoxi-, (heteroaril de (5 a
12 miembros))-(C;-Ce)alcoxi-(C1-Cg)alquil-, -(heterociclo de (3 a 12 miembros),
((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, ((heterociclo de (3 a 12
miembros))-(C;-Ce)alcoxi-, o ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Cg)alcoxi-(Cy-
Ce)alquil-;

R* se selecciona de  -(Ci-Cg)alquil, -(Cy-Ce)alquenil, -(Cp-Cg)alquinil,
-C(halo)s, -CH(halo),, -CHj(halo), hidroxi(C,-Cg)alquil-, -(Cs-Cj,)cicloalquil, ((Cs-
Cp)cicloalquil)-(Ci-Ce)alquil-, -(Ce-Cia)bicicloalquil, ((Ce-Cig)bicicloalquil)-(Cs-
Ce)alquil-, -(Cs-Cyp)tricicloalquil, ((Cs-Cyp)tricicloalquil)-(C;-Ce)alquil-, -(Cs-
Cjp)cicloalquenil, ((C4-Cyp)cicloalquenil)-(C;-Ce)alquil-, -(Cs-Cia)bicicloalquenil,
((C5-Cyg)bicicloalquenil)-(C;-Ce)alquil-, -(Cs-Cyp)tricicloalquenil, ((Cs-
Cyo)tricicloalquenil)-(C,-Cg)alquil-, -(aril de (5 a 12 miembros), (aril de (5 a 12
miembros)-(C;-Ce)alquil-, -(heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12
miembros))-(C;-Cg)alquil-, -(heterociclo de (3 a 12 miembros), (heterociclo de (3 a
12 miembros))-(C;-Cg)alquil-,  -bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros), o

(bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-;

R’y R® son cada uno independientemente hidrégeno, -(Ci-
Ce)alquil, -(Cs-Cs)cicloalquil, o ((Cs-Cs)cicloalquil)-(C;-Ce)alquil-, -COOR”, ~(C;-
Cg)alquil-CO-OR”, CONHS, 0 (C;-Ce)alquil-CONH-, o R’ y R® junto con el 4tomo de

nitrogeno al cual estan unidos forman un heterociclo de (4 a 8 mjiembros);

R’ se selecciona de hidrogeno, -(Ci-Cealquil, -(Cp-Cg)alquenil, -(Cs-
Ce)alquinil, -(C;-Cpp)cicloalquil, -(C4-Ciy)cicloalquenil, ((Cj-C12)cicloalquil)-(C1-
Ce)alquil-, o ((C4-Cyp)cicloalquenil)-(C,-Cg)alquil- ;

51
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R’ y R" se seleccionan cada uno independientemente de hidrogeno, -(Ci-
Ce)alquil, -(C,-Cg)alquenil, -(Cy-Cg)alquinil, -(C;-Cip)alcoxi, -(Cs-Cip)cicloalquil,
-(C3-Cyp)cicloalquenil, ((C3-Cyp)cicloalquil)-(C;-Ce)alquil-, o ((C3-Cip)cicloalquenil)-
(C1-Ce)alquil-;

cada R'' se selecciona independientemente de hidrégeno, -(C;-Co)alquil,
-(Cy-Cip)alquenil, -(C-Cig)alquinil, -(Ci-Cip)alcoxi, ((Cy-Ce)alquil)sulfonil(C;-
Ce¢)alquil-, -(C35-Cyp)cicloalquil, ((C5-Cyp)cicloalquil)-(Cy-Cg)alquil-,
-(C4-Cyp)cicloalquenil, o ((Cs-Cyp)cicloalquenil)-(C;-Ce)alquil-;

R"? y R se seleccionan cada uno independientemente de hidrégeno, -(C;-
Cio)alquil, -(C,-Cyp)alquenil, -(C,-Cip)alquinil, -(Ci-Ciglalcoxi, (OCH,CH,)s-O(C-
C¢)alquil, -(C3-Cpp)cicloalquil,  ((C3-Cjz)cicloalquil)-(Ci-Ce)alquil-,  -(Cy-
Cp)cicloalquenil, ((C4-Cyp)cicloalquenil)-(C;-Cg)alquil-, -(Cs-Cia)bicicloalquil, ((Cs-
Cis)bicicloalquil)-(Cy-Ce)alquil-, -(Cs.Cyp)tricicloalquil, ((Cs-Cyp)tricicloalquil)-(C-
Ce)alquil-, -(C7-Cyg)bicicloalquenil, ((C;-Cig)bicicloalquenil)-(Ci-Celalquil-, -(Cs-
Cyo)tricicloalquenil, ((Cg-Cyo)tricicloalquenil)-(C;-Colalquil-, -(aril de (5 a 12
miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Cs)alquil-, -sistema anillo biciclico de (7
a 12 miembros), sistema de anillo biciclico de (7 a 12 miembros)-(C;-Ce)alquil-, -aril
biciclico de (7 a 12 miembros), (aril biciclico de (7 a 12 miembros))-(C1-C(,)a1quil-,
-(heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-,
-(heterociclo de (3 a 12 miembros), ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(Ci-
Ce)alquil-, -bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros), (bicicloheterociclo de (7 a 12
miembros))-(C-Cg)alquil-, fenil, bencil o naftil; cada uno de los cuales esta
opcionalmente sustituido con uno o dos sustituyentes independientemente
seleccionados del grupo que consiste en OH, (=0), halo, -C(halo)s;, -CH(halo),,
-CHy(halo), -(C;-Ce)alquil, halo(C;-Cg)alquil-, -(C,-Ce)alquenil, -(C,-Cg)alquinil,
hidroxi(C;-Ce)alquil-, fenil, bencil, NH,, -NH(C;-Ce¢)alquil, CN, SH, OR*,
-CONR’RS, -COOR, -(C3-Cyy)cicloalquil, ((C3-Cra)cicloalquil)-(C;-Ce)alquil-, -(aril
de (5 a 12 miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-C¢)alquil-, -(heteroaril de (5 a
12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, -(heterociclo de (3 a
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12 miembros), (heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, -bicicloheterociclo

de (7 a 12 miembros), y (bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros))-(C;-Ce¢)alquil-;

R' se selecciona de -COOR’, ~(C;-Ce)alquil-CO-OR’, -C(=0)-(C;-Ce)alquil-
COOR/, ~(C;-Cg)alquil-C(=0)~(C;-Cg)alquil-COOR’, CONH,, o -(C;-Cg)alquil-
CONH;

G se selecciona de O, -OCO-, -C(=0), NR’, NR, S, SO, 0 SOy;
R’ es —C(=0)(C,-Cg)alquil 0 —SO»(C;-Cg)alquil;

X se selecciona de OH, hidroxi(Ci-Ceg)alquil-, halééeno, -NH,,
-NR%((C=0)R'?, CONR"R", COOH,, -COOH, -O-(C;-C¢)alquil-COOH, -O-(C;-
Ce)alquil-CONH,, -(Ci-Cjp)alquil,  -(Cy-Cjg)alquenil, (Cy-Cio)alquinil, -(Ci-
Cip)alcoxi, -(OCH,CH,;)s-O(C;-Cg)alquil, -(OCH,CH,),-OH, -(CH2),CHOHCH,OH-
, CN o NH-SOR’, -(C3-Cpp)cicloalquil, ((C3-Cpp)cicloalquil)-(C;-Ce)alquil-,
((C3-Cyp)cicloalquil)-(C;-Cg)alcoxi-, -(aril de (5 a 12 miembros), (aril de (5 a 12
miembros)-(C;-Ce)alquil-, (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Cg)alcoxi-, -(heteroaril de
(5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, (heteroaril de (5
a 12 miembros))-(C;-Ce)alcoxi-, -(heterociclo de (3 a 12 miembros), (heterociclo de
(3 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, (heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Cg¢)alcoxi-
, -bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros), (bicicloheterociclo ae (7 a 12
miembros))-(C-Cg)alquil-, o (bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros))-(C;-

Ce)alcoxi-;

Q se selecciona de OH, —(C;-Cyp)alcoxi, -(C;-Cig)alquil, -(C3-Cyp)cicloalquil,
-(aril de (5 a 12 miembros), ((Cs-Cyz)cicloalquil)-(C;-Ce)alquil-, (aril de (5 a 12
miembros)-(C;-Cg)alquil-, -(OCH;CH,)s-O(C1-Cg)alquil, -(CH;CH0)s-(Cy-
Coalquil, -(OCH,CH,)-OH, -O(C=0)R’, -O-(C;-Cg)alquil-COOR’, -NH-(C,-
Ce)alquil-COOR”,  -O-C(0)~(C;-Cg)alquil-C(O)OR”,  -NH-C(0)-(C,-Cg)alquil-
C(O)OR’, -O-(C;-Ce)alquil-C(O)NR’R!?, -NH-(C;-Cg)alquil-C(O)NR’R'®, -O-C(0)-
(C1-Co)alquil-C(O)NR’R'?, -NH-C(0)~(C;-Cg)alquil-C(O)NR’R' 0 R';,

Z es -(CHy)m-, opcionalmente sustituido con 1 o 2 —(C;-Cg)alquil;
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Y es -(CH,),-CH o es un enlace directo, siempre y cuando Y sea un enlace

directo entonces RS est ausente;
mesunentero 1,2,3,4,5,06;
nesunentero0,1,2,3,4,506;
5 p es un entero 0, 1 0 2;
sesunentero 1,2,3,4,5,6,7,8,9,10, 11, 12,0 13;

o0 una sal, prodroga o solvato farmacéuticamente aceptable de los mismos.

8. Un compuesto segun cualquera de las reivindicaciones 1 a 7,

10 CARACTERIZADO porque tiene la formula general IA:

W
aw
AN

A)
o una sal, prodroga o solvato farmacéuticamente aceptable del mismo,

y que preferentemente tiene la férmula general 1B:

15

St
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73 G R2
/////Z/ \Y/

RB

(IB)

!

o una sal, prodroga o solvato farmacéuticamente aceptable del mismo.

9. El compuesto segun cualquiera de las reivindicaciones 1 a §, CARACTERIZADO
porque R' se selecciona de hidrégeno, -(Ci-Cig)alquil, -(C,-Cyo)alquenil, ~(C;-
Cio)alcoxi, -(C3-Cjp)cicloalquil, ((C3-Cip)cicloalquil)-(Ci-Ce)alquil-, (aril de (5 a 12
miembros)-(Ci-Ce)alquil-, (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, o
((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, cualquiera de los cuales esta
opcionalmente sustituido con 1, 2, o 3 sustituyentes indeperidientemente
seleccionados del grupo que consiste en -(C;-Cg)alquil, -OH, halo, -C(halo)s,
-COOR’, NH,, -NH(C;-Cg)alquil, NR°R!?, -CN, -CONR’R'?, -NR’COR'’, y SR,

y donde preferentemente R; se selecciona de hidrdgeno, (Cl-Clo)aiquil , (Co-
Cpalquenil, ((Cs-Cypp)cicloalquil)-(Cj-Celalquil-, o  tetrazolil-(C,-Cg)alquil-,
cualquiera de los cuales estd opcionalmente sustituido con 1, 2, o 3 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en  -OH, halo,

-CONR’R'’, COOR’, -COO(C;-Cy)alquil, y NRsR 10; y donde con mayor preferencia

el sustituyente opcional de R; se selecciona de 1, 2, o 3 sustituyentes opcionalmente
seleccionados del grupo que consiste en -OH, halo, -CONH,, -COOH, -COO(C;-
C6)alquil, y -NR9R10,
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y atin con mayor preferencia R; se selecciona de hidrégeno, metil, ciclopropilmetil,
-CH,CH=CH,, -CH,CH,C(O)NH,, CH,CH,C(O)OH, CH,C(O)OH, CH,C(O)NH,, o
-CH;-tetrazolil. '
10. El compuesto segun cualquiera de las reivindicaciones 1 a 9,
CARACTERIZADO porque G se selecciona del grupo que consiste en —O-, -OCO-
, -C(=0), NR’, NR’, S, SO, y SO y R’ es —C(=0)(C;-Cg)alquil 0 =SOy(Cs-
C¢)alquil; y donde preferentemente

cuando G es -NR’, R’ se selecciona de hidrogeno o (Ci-Cg)alquil, y

preferentemente es hidrégeno; o

G es -NR’- y R’ es —C(=0)(C;-Ce)alquil o —SO,(C,;-Cg)alquil,

y preferentemente es —C(=0O)CHj3 o —SO,CH.

11 El compuesto segin cualquiera de las reivindicaciones 1 a 10,

CARACTERIZADO porque Q se selecciona de -OH, —(C;-Cjp)alcoxi, -(aril de (5 a
12 miembros), ((C3-Cip)cicloalquil)-(C;-Cg)alquil-, (aril de (5 a 12 miembros)-(Ci-
Ce)alquil-, -(OCH,CH,)s-O(C1-Cyg)alquil, (CH,CH,0)s-(C1-Ce)alquil,
«(OCH,CH,);-OH, -O(C=0)R’, -0O~(C;-Cg)alquil-COOR’, -NH-(C;-C¢)alquil-
COOR’, -0-C(0)-(C;-Ce)alquil-C(O)OR’, -NH-C(0)-(C;-Cg)alquil-C(O)OR’, -O-
(C1-Coalquil, -C(ONR’R',  -NH-(C;-C)alquil-C(O)NR’R',  -0-C(0)-(C-
Ce)alquil-C(O)NR’R!®, -NH-C(0)-(C;-Ce)alquil-C(ONR’R'® o R, y donde

preferentemente,
a) Q se selecciona de —OH o OCH3; o
b) Q es-(aril de (5 a 12 miembros), y con mayor preferencia Q es fenil; o
c) Q es -(OCHyCH;);-O(C;-Cg)alquil, -(CH>CH20)s-(Ci-Ce)alquil, o

-(OCH,CH;)s-OH y s se selecciona de 1, 2, 3, 4, 5, 6, o 7, y con mayor
preferencia, Q es (OCHCH»)sOCH; 0 (OCHCH;);0CHj3; 0 |
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d) Q es -O-CH,-COOH, -NH-CH,-COOH, -0-C(0)-CH,-C(O)OH, o -NH-
C(0)-CH,-C(O)OH; o -

e) Q es -O-CH,-CONH,, -NH-CH,-CONH;, -0-C(0)-CH,-C(O)NH,, o -NH-
C(O)-CH,-C(O)NHs.

12, El compuesto seglin cualquiera de las reivindicaciones 1 a 11
CARACTERIZADO porque X se selecciona de -OH, hidroxi(Cl-CG)alquil-,
dihidroxi(C;-Cg)alquil-, halégeno, -NH,, -NR*(C=O)R'’, CONR7R", -(C;-
Ce)alquil-CONH,, -(C;-Ce)alquil-COOH, -COOH, -O;(CI-C6)alqui1-COOH, -0-(C;-
Ce)alquil-CONH,, -(C;-Cjg)alquil, -(C-Cyp)alquenil, -(C-Cig)alquinil, -(C;-
Cio)alcoxi, -(OCH,CH,)s-O(C;-Cg)alquil, -(OCH,CH,);-OH,
-(CH),CHOHCH,OH, -CN, -NH-SO,R’, -(C5-Cyp)cicloalquil,
((C5-Cyp)cicloalquil)-(C;-Cg)alquil-, ((Cs3-Cjz)cicloalquil)-(C;-Cg)alcoxi-, -(aril de (5
a 12 miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Ce)alquil-, (aril de (5 a 12
miembros)-(C;-Ce)alcoxi-, -(heteroaril de (5 a 12 miembros), (heterQaril de (5al2
miembros))-(Ci-Ce)alquil-, (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C-Cg)alcoxi-,
-(heterociclo de (3 a 12 miembros), (heterociclo de (3 a 12 ﬁliembros))-(Cl-
Ce)alquil-, (heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Cg)alcoxi-, -bicicioheterociclo de
(7 a 12 miembros), (bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros))-(Ci-Ce)alquil-, o

(bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros))-(C;-Ce)alcoxi-; y donde jpreferentemente

X se selecciona de -OH, hidroxi(C;-Ce)alquil-, dihidroxi(Cl-CG)aiquil-, haldégeno,
-NH,, -NR* (C=0)R!%, CONR"’RB, -(C;-Cg)alquil-CONH,, -(C;-Cg)alquil-COOH,
-COOH, -0-(C;-Cg)alquil-COOH, -0-(C;-Ce)alquil-CONH,, -(C;-Cio)alquil, -(Cy-
Cioalquenil, -(C;-Cjplalcoxi, -(OCH,CH;)s-O(Ci-Celalquil,  -(OCH,CH;)s-OH,
-(CH,),CHOHCH,OH, -CN, -NH-SO,R’, -(aril de (5a 12 miembros), -(heteroaril de
(5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, o (heteroaril de

(5 a 12 miembros))-(C;-Colalcoxi-; y donde con mayor preferencia
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X se selecciona de -OH, hidroxi(C;-Ce)alquil-, dihidroxi(C;-Ce)alquil-, halégeno,
NH,, -NR*C=0O)R", CONR7R", -COOH, -0-(C;-Cg)alquil-CONH,, -(Ci-
Cip)alquil, -(C,-Cyg)alquenil, -(C;-Cjp)alcoxi, -(OCH,CH,)s-O(Ci-Ce)alquil,
-(OCH,CH;)s-OH, -(CH,),CHOHCH,0H, -CN, -NH-SO,R’, -(heteroaril de (5 a 12
miembros), o (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alcoxi-; y ain con mayor

preferencia

X se selecciona de -OH, -OCHj, -F, -Br, -COOH, -CONH,, -QCH2CH20H,

.CH=CH,, NHSO,CH;, NHC(O)CHs;, -CN, -(OCH,CH,)OCH; donde s se

selecciona de 1, 2, 3, 4, 5, o 6, -CH(OH)CH,OH, -OCH,-tetrazolil, -OC;H2C(O)NH2,
-CH,CH(OH)CH,0H, -tetrazolil, o -NH,. |

13. El compuesto segin cualquiera de las reivindicacionés 1 a 12
CARACTERIZADO porque R? y R® son cada uno independientemeﬁte hidrégeno,
-(Cy-Cyp)alquil, -(C2-Cip)alquenil, -(C,-Cip)alquinil, -(Cy-Cip)alcoxi, ;(OCHZCHz)S-
O(C4-Cg)alquil, -(CH,CH;0)5-(C1-Cg)alquil, NHa, -NH(CI-Céjalquil, CN,
CONR’R®, ~(C;-Co)alquil-CO-NR’R®, -COOR’, -(Ci-Cealquil-CO-OR’, ~(Ci-
Cg)alcoxi-COOR’, ~(Cs-Cip)cicloalquil, ((C3-Cjo)cicloalquil)-(Ci-Cgalquil-, -(Cs-
Ci2)cicloalquenil, ((Cs-Ciy)cicloalquenil)-(C;-Ce)alquil-, -(C6-C14)biciéloalquil, ((Ce-
Cia)bicicloalquil)-(C;-Cg)alquil-, -(Cg.Cop)tricicloalquil, ((Cg-Czo)triciéloalquil)-(C1-
Ce)alquil-, -(Cs-Cj4)bicicloalquenil, ((C7-C14)bicicloalqueni1)-(C1-C65alquil-, -(Cs-
Cyotricicloalquenil, ((Cg-Cyo)tricicloalquenil)-(C;-Cg)alquil-, —(arii de (5 a 12
miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-C¢)alquil-, -sistema anillo biciclico de (7
a 12 miembros), sistema de anillo biciclico de (7 a 12 miembrbs)-(C1-C6)alquil-, -aril
biciclico de (7 a 12 miembros), (aril biciclico de (7 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-,
-(heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-,
-(heterociclo de (3 a 12 miembros), ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-
Ce)alquil-, -bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros), (bicicloheterociclo de (7 a 12

miembros))-(C;-Cg)alquil-, fenil, bencil o naftil; cada uno de los cuales estd

S8
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opcionalmente sustituido con uno o dos sustituyentes independientemente
seleccionados del grupo que consiste en OH, (=0), halo, -C(halo);, -CH(halo),,
-CHa(halo), -(C;-Ce)alquil, halo(C;-Cg)alquil-, -(C,-Ce)alquenil, -(C,-Ce)alquinil,
hidroxi(C;-Cs)alquil-, dihidroxi(C;-Cs)alquil-, -(C;-Ce)alcoxi, ((C;-Ce)alcoxi)CO(C;-
Ce)alcoxi-, fenil, bencil, NH,, -NH(C;-Cs)alquil, -(C;-Cs)alquil-NH(C;-Cs)alquil-
R CN, SH, OR*, -CONR’R®, -(C;-Cealquil)-CO-NR’R®, -COOR’, -(C;-Ce)alquil-
CO-OR’, -(C;-Cg)alcoxi-COOR’, -(OCH,CH,)s-O(C;-Ce)alquil, -(CHCH,0)s-(Ci-
Ce)alquil, ((C1-C6)alquil)su1f0ni1(C1-C@afquil-, -NH-SOZ(CI-CG)alquﬂ, -N(SOy(Cy-
Ce)alquil)y, -C(=NH)NH,, -NH-CO-(C;-Ce)alquil, -NH-CO-NH,, -NH-C(=O)-NH-
(C1-Cg)alquil, -NH-C(=0)-aril de (5 a 12 miembros), -NH-C(=0)-(C;-Cg¢)alquil-aril
de (5 a 12 miembros), -NH-(C;-C¢)alquil-CO-OR’, -NH-C(=0)-(C;-Ce)alquil-CO-
OR’, -NH-C(=0)-CH(NH,)-(C;-Ce)alquil-CO-OR’,  -(C3-Cip)cicloalquil, ((Cs-
Cip)cicloalquil)-(Cy-Cg)alquil-, -(aril de (5 a 12 miembros), -ariloxi de (5 a 12-
miembros), ~(Ci-Ce)alcoxiC(O)NR’R®, -NH-(C;-Cg)alquilC(O)-NR’R, -C(O)NH-
(C1-Cg)alquil-COOR| (aril de (5 a 12 miembros)-(C1-Ce)alquil-, -(heteroaril de (5 a
12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, -(hetérociclo de(3a
12 miembros), (heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, -bicicloheterociclo
de (7 a 12 miembros), y (bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-; y

donde preferentemente

al menos uno de R? y Rbes -(C1-Cyp)alquil, -(C,-Cyp)alquenil, -(C,-Cjz)alquinil, -(Cy-
Cio)alcoxi, -(OCH,CH,)s-O(C1-Cg)alquil, -(CHyCH,0)-(C;-Cg)alquil, NHa, -
NH(C;-Ce)alquil, CN, -CONR’R®, -(C;-Ce)alquil-CO-NR’R®, -COOR’, -(C;-
Ce)alquil-CO-OR’, -(C;-Cg)alcoxi-COOR’, (C3-C)p)cicloalquil, ((Cs-
Crp)cicloalquil)-(Ci-Ce)alquil-, -(C4-Cip)cicloalquenil, ((C4-Ciz)cicloalquenil)-(C;-
Ce)alquil-, -(Cg-Cyg)bicicloalquil, ((C6—C14)bicicloalquil)-(C1-C65alquil-, -(Cq.
Cootricicloalquil, ((Cg-Cyp)tricicloalquil)-(C;-Ce)alquil-, -(C7-C14)bicicloalqueni1,
((C4-Cyg)bicicloalquenil)-(C;-Cg)alquil-, -(Cg-Czo)tricicloalquenii, ((Cs-
Copytricicloalquenil)-(C,-Ce)alquil-, -(aril de (5 a 12 miembros), (aril de (5 a 12

miembros)-(C;-Ce)alquil-, -sistema anillo biciclico de (7 a 12 miemBros), sistema de

59
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anillo biciclico de (7 a 12 miembros)-(C;-Cg)alquil-, -aril biciclico de (7 a 12
miembros), (aril biciclico de (7 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, -(heteroaril de (5 a
12 miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, -(heterociclo de (3 a
12 miembros), ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-,
-bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros), (bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros))-
(C1-Ce)alquil-, fenil, bencil o naftil; cada uno de los cuales estd opcionalmente
sustituido con uno o dos sustituyentes independientemente seleccionados del grupo
que consiste en OH, (=0), halo, -C(halo)s;, -CH(halo),, -CHz(halo), -(C;-Cg)alquil,
halo(Cj-Cg)alquil-,  -(Cy-Cg)alquenil, -(C-Cg)alquinil,  hidroxi(C;-Ce)alquil-,
dihidroxi(C;-Ce)alquil-, -(C;-Ce)alcoxi, ((Ci-Cg)alcoxi)CO(Ci-Ce)alcoxi-,  fenil,
bencil, NHy, -NH(C;-Cg)alquil, -(C1-Cg)alquil-NH(C;-Ce)alquil-R", CN, SH, OR*,
-CONR’R®,  ~(C,-Cgalquil)-CO-NR’R®, -COOR’, ~(C,-Cg)alquil-CO-OR’, ~(C;-
Cealcoxi-COOR’, -(OCH,CH,)-O(C,-Cg)alquil, -(CH,CH,0)s-(C1-Cg)alquil, ((C;-
Ce)alquil)sulfonil(C,-Cg)alquil-, -NH-SO2(C;-Ce)alquil, -N(SOy(C;-Cg)alquil),,
-C(=NH)NH,, -NH-CO-(C;-Cg)alquil, -NH-CO-NH,, -NH-C(=0)-NH-(C;-C¢)alquil,
-NH-C(=0)-aril de (5 a 12 miembros), -NH-C(=0)-(C;-C¢)alquil-aril de (5 a 12
miembros), -NH-(C;-Cgalquil-CO-OR’, -NH-C(=0)-(C;-Ce)alquil-CO-OR’, -NH-
C(=0)-CH(NH,)-(C;-Cg)alquil-CO-OR’, ~(C3-Cp)cicloalquil, ((C3-Cip)cicloalquil)-
(C1-Cg)alquil-, -(aril de (5 a 12 miembros), -ariloxi de (5 a 12-miembros), -(C;-
Co)alcoxiC(O)NR’RS,  -NH-(C;-C)alquil C(O)-NR’R®,  -C(O)NH-(C;-Cg)alquil-
COOR/, (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Cg)alquil-, -(heteroaril de (5 a 12 miembros),
(heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, -(heterociclo de (3 a 12 miembros),
(heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, -bicicloheterociclo de (7 a 12

miembros), y (bicicloheterociclo de (7 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-.

14. El compuesto segin cualquiera de las reivindicaciones 1 a 13,
CARACTERIZADO porque -Y(Rz)(Rg) es

a) —aril de (5 a 12 miembros) o heteroaril de (5 a 12 miembros), cada uno de

los cuales estd opcionalmente sustituido con uno o dos sustituyentes

¢O
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independientemente seleccionados de -OH, (=0O), halo, -C(halo)s, -NHo,
-NH(C;-Cg)alquil, -(Cl-C6alquil)-CO-NR5R6 -(C1-Ce)alquil, dihidroxi(C;-
Ce)alquil-, -(C1-Cg)alquil-CO-OR’, -(OCH,CH,;)s-O(C;-Cg)alquil,
-(CH2CH20)S-(C1-Cs)alquil,-(C1-C6)a1coxi-COOR7, ~(aril de (5 a 12
miembros), -ariloxi de (5 a 12-miembros), -CONRSR6, -COOR’, -NH-
SO,(C;-Cg)alquil, -N(SO4(C;-Cg)alquil);, -C(=ENH)NH,, -NH-CO-(Ci-
Ce)alquil, -NH-C(=O)-aril de (5§ a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12
miembros))-(C;-Cg)alquil-, -NH-CO-NH,, -NH-(C;-Ce)alquil-COOR’, -NH-
C(=0)-NH-(C-Cg)alquil, -(C-Cg)alcoxiC(O)NR’RS, -NH-(C;-Cg)alquilC(0),
NR’R®, -C(0)NH-(C;-C)alquil-COOR’, -NH-C(=0)~(C,-Ce)alquil-CO-OR’,
0 -NH-C(=0)-CH(NH,)-(C;-C)alquil-CO-OR’; o {

b) -CH,-heteroaril de (5 a 12 miembros) o —CHy-aril &e (5 al2 miembros),
cada uno de los cuales estd opcionalmente sustituido con uno o dos
sustituyentes independientemente seleccionados de -OH, (=0), halo,
-C(halo)s, -NH,, -NH(C;-C)alquil, -(C;-Csalquil)-CO-NR’R® -(C;-Cy)alquil,
dihidroxi(C;-Cg)alquil-, ~(C1-Cgalquil-CO-OR”, ' -(OCH,CH,)s-O(C;-
Ce)alquil, —(CHZCHZO)S-(C1-C6)alquil,-(C1-C6)alcoxi-QOOR7, -(aril de (5 a
12 miembros), -ariloxi de (5 a 12-miembros), -CONR’R®, -COOR’, -NH-
SOy(Ci-Colalquil,  -N(SO»(C;-Cg)alquil),, -C(=NH)NH2, -NH-CO-(C;-
Ce)alquil, -NH-C(=0)-aril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a 12
miembros))-(Ci-Ce)alquil-, -NH-CO-NH,, -NH-(C;-Cg)alquil-COOR’, -NH-
C(=0)-NH-(C;-Cg)alquil, -(C;-Ce)alcoxiC(O)NRR®, -NH-(C;-Cy)alquilC(0),
NR’R®, -C(O)NH-(C;-Cg)alquil-COOR’, -NH-C(=0)-(C;-C¢)alquil-CO-OR’,
0 -NH-C(=0)-CH(NH,)-(C,-Cg)alquil-CO-OR’.

El compuesto segun cualquiera de las reivindicaciones 1 a 14

éA
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a) el aril de (5 a 12 miembros) en el grupo YR*(R®) $e selecciona de fenil,
que estd opcionalmente sustituido con uno o dos sustituyentes
independientemente seleccionados de -(Ci-Cg)alquil, dihidroxi(C-Ce)alquil-,
-(C1-Ce)alquil-CO-OR’,  -(OCH,CH,)-O(C;-Cg)alquil,  -(C;-Ce)alcoxi-
COOR’, ~(aril de (5 a 12 miembros), -ariloxi de (5 a 12-miembros),
-CONR’R®, -COOR’, -NH-SO,(C;-Cgalquil,  -N(SOx(C;-Cg)alquil),,
-C(=NH)NH,, -NH-CO-(C;-Cg)alquil, -NH-C(=0)-aril de (5 a 12 miembros),
(heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, -NH-CO-NH,, -NH-(C;-
Ce)alquil-COOR’, -NH-C(=0)-NH-(C;-Cy)alquil, -(C;-Cs)alcoxiC(O)NR’RS,
“NH-(C;-Cg)alquilC(O)-NR’R®, 0 -C(O)NH-(C;-Cy)alquil-COOR’; o

b) el heteroaril de (5 a 12 miembros) en el grupo Y(R*)(R®) se selecciona de
furan, tiofeno, tiazol, diazol, tetrazol, benzotiazol, benzoxazol, benzotiazol,
tiadiazol, oxazol, benzoxazol, benzotiofeno o benzofuran, cada uno de los
cuales estd opcionalmente sustituido con uno o dos sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en -(C;-Cg)alquil,
dihidroxi(C;-Ce)alquil-, -(CI-C6)a1qui1-CO-OR7, - -(OCH,CH,)s-O(C;-
Ce)alquil, -(C,-Cg)alcoxi-COOR, -(aril de (5 a 12 miembros), -ariloxi de (5 a
12-miembros), -CONR’R®, -COOR’, -NH-SO,(C;-Cp)alquil, -N(SO»(C;-
Ce)alquil),, -C(ENH)NH,, -NH-CO-(C;-Cg)alquil, -NH-C(=0)-aril de (5 a 12
miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;i-Ce)alquil-, -NH-CO-NHo,
-NH-(C;-Ce)alquil-COOR’, -NH-C(=O)-NH-(C1(-C6)alquil, -(Cs-
Ce)alcoxiC(ONRR®, -NH-(C;-Cg)alquilC(0)-NRR®, y -C(O)NH-(C;-
Cée)alquil-COOR.

El compuesto segun cualquiera de las reivindicaciones 1 a 15

CARACTERIZADO porque

a) Z es -(CHp)- opcionalmente sustituido con 1 0 2 -(C;-Cglalquil ymes 1y

preferentemente, z es —C(CHs)z-; 0

6L
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b) Z es -(CHy)m- y mes 2.

17. El compuesto segin cualquiera de las reivindicaciones 1 a 16,

CARACTERIZADO porque Y es

a) (CHy),-CH y n es un entero seleccinado de 0, 1, 2, :3, 4, 506,y

preferentementenes 0o 1;0
b) un enlace directo.

18. El compuesto segin cualquiera de las reivindicaciones 1 a 17,
CARACTERIZADO porque R*® y R’ se seleccionan cada uno independientemente
de hidrégeno, —(C;-Cjp)alquil, -(C,-Cyp)alquenil, -(C3-C1p)alquinil, -(Ci-Co)alcoxi,
OH, hidroxi(C;-Cg)alquil-, -C(halo)s, -CH(halo),, -CHy(halo), -(C;-Ce)alquil-C(=0)-
(Ci-Cgalcoxi, -(C;i-Cglalcoxi-C(=0)-(Ci-Ceg)alquil, -(C;-Ce)alquil-CN,  -(Cy-
Cg)alquil-COOR’, -(C1-Cg)alcoxi-COOR’, -(C3-Cp)cicloalquil, ((C3-Cio)cicloalquil)-
(C1-Cg)alquil-,  ((C3-Cpp)cicloalquil)-(Cy-Cg)alcoxi-,  ((C3-Cjp)cicloalquil)-(C;-
Ce)alcoxi-(C;-Ce)alquil-, -(C4-Crp)cicloalquenil,  ((C4-Cyp)cicloalquenil)-(C;-
Ce)alquil-,  ((C4-Cyp)cicloalquenil)-(C;-Ce)alcoxi-,  ((C4-Ciz)cicloalquenil)-(Ci-
Cg)alcoxi~(C;-Cg)alquil-, -(aril de (5 a 12 miembros), (aril de (5 a 12 miembros)-
(Ci-Ce)alquil-, (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Ce)alcoxi-, (aril de (5 a 12 miembros)-
(Ci-Ce)alcoxi~(Ci-Ce)alquil-, -(heteroaril de (5 a 12 miembros), (heteroaril de (5 a
12 miembros))-(Ci-Ce)alquil-, (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alcoxi-,
(heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-C¢)alcoxi-(C;-Cg)alquil-, -(heterociclo de (3 a
12 miembros), ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, ((heterociclo de (3
a 12 miembros))-(C;-Ce)alcoxi-, ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Ce)alcoxi-

(Ci-Cg)alquil-, o juntos forman (=0); y donde preferentemente

(i) R*y R*® son cada uno hidrégeno; o

63
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(i1) al menos uno de R*®y R*® se selecciona de —(C;-Cyp)alquil, -(C,-
Cio)alquenil, -(C,-Cjg)alquinil, -(C;-Cjg)alcoxi, OH, hidroxi(C;-Ce)alquil-,
-C(halo)g, -CH(halo),, -CHa(halo), -(C,-Cg)alquil-C(=0)-(C;-Cs)alcoxi, -(Ci-
Ce)alcoxi-C(=0)-(C;-Cg)alquil, -(C;-Cg)alquil-CN, -(C1-Ce)alquil-COOR’,
-(C1-Cg)alcoxi-COOR’,  ~(C3-Cpp)cicloalquil,  ((Cs-Cip)cicloalquil)-(Cy-
Ce)alquil-, ((C3-Cyp)cicloalquil)-(Ci-Co)alcoxi-,  ((Cs-Cip)cicloalquil)-(Ci-
Ce)alcoxi-(Ci-Cg)alquil-, -(C4-Cro)cicloalquenil, ((Cs-Cio)cicloalquenil)-(C;-
Ce)alquil-, ((C4-C12)cicloalquenil)-(C1-C6)alcoxi-, ((C4-Cyp)cicloalquenil)-
(C1-Ce)alcoxi-(Ci-Cg)alquil-, -(aril de (5 a 12 miembros), (aril de (5 a 12
miembros)-(C;-Cg)alquil-, (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Ce)alcoxi-, (aril de
(5 a 12 miembros)-(C;-Ce)alcoxi-(Cy-Ce)alquil-, -(heteroaril de (5 a 12
miembros), (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(Ci-Ce)alquil-, (heteroaril de (5
a 12 miembros))-(C;-Cg)alcoxi-, (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(Ci-
Ce)alcoxi-(Ci-Cg)alquil-, -(heterociclo de (3 a 12 miembros), ((heterociclo de
(3 a 12 miembros))-(C;-Ce)alquil-, ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(Ci-
Ce)alcoxi-, ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C1—Cé)alcoxi-(C1-C6)alquil-,

o juntos forman (=O); y donde preferentemente

al menos uno de R*y R* se selecciona de —(Cl-Cm)alquil; -(C1-Cyp)alcoxi,
OH, hidroxi(C,-Cg)alquil-, -C(halo)s, -(C1-C6)alquil-C(=Q)-(C1-C6)alcoxi,
-(C-Cg)alquil-CN, -(Cl-C6)alqui1-COOR7, -(C1-C6)alcoxi-COOR7, -(Cs-
Cip)cicloalquil, ((C3-Cip)cicloalquil)-(Ci-Ce)alquil-, ((C3-Ciz)cicloalquil)-(Ci-
Ce)alcoxi-, ((C5-Cyp)cicloalquil)-(Cy-Ce)alcoxi-(Cy-Ce)alquil-, (aril de (5 a 12
miembros)-(C;-Ce)alquil-, (aril de (5 a 12 miembros)-(C;-Cg)alcoxi-, (aril de
(5 a 12 miembros)-(C;-Ce)alcoxi~(C1-Cg)alquil-, (heteroaril de (5 a 12
miembros))-(Cy-Cg)alquil-, (heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C;-Ce)alcoxi-,
(heteroaril de (5 a 12 miembros))-(C1-Cg)aléoxi-(Cl-Cé)alqﬁil-, ((heterociclo
de (3 a 12 miembros))-(C;-Cg)alquil-, ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-
(Cy-Ce)alcoxi-, ((heterociclo de (3 a 12 miembros))-(C;-Ce)alcoxi-(C;-

C&
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Cealquil-, o juntos forman (=0O); y con mayor preferencia

al menos uno de R* y R*® se selecciona de -(C1-C6)a1qﬁil-C(=O)-(C1-
Ce)alcoxi, -(Cy-Cg)alquil-CN, -(Cl-Cs)alquil-COOR7, o (aril de (5 a 12

miembros)-(C;-Cg)alcoxi-(C1-Cg)alquil-; y altn con mayor preferencia

al menos uno de R* y R se selecciona de CH,CH,C(O)OCH,CHj3, CHyCN,
CH2CH2C(O)OH, (6] CH20CH2C6H4. ‘

Un compuesto segin cualquiera de las reivindicaciones 1 a 18,

[

CARACTERIZADO porque tiene la formula general II:

(D

donde
(1) Ges O o NH;

R se selecciona de:




10

W se selecciona de:

e"\i% "f \/Zj: N
;‘J \“/n\/”\OH frﬁ ~

0 ]

A AL, i

NH;

o una sal, prodroga o solvato farmacéuticamente aceptable del mismo; o

(i) Ges O;
R se selecciona de -(OCH,CH,)s-O(C;-Cg)alquil,

NH,

o una sal, prodroga o solvato farmacéuticamente aceptable del mismo; o

6
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(iii) G es NH;
R’ se selecciona de -(OCH,CH,)s-O(C-Cg)alquil,

o0 una sal, prodroga o solvato farmacéuticamente aceptable del mismo.

20. El compuesto segin cualquiera de las reivindicaciones 1 a 19,
CARACTERIZADO porque:

R' es CH; o ciclopropilmetil-;

X se selecciona de -F, -NH,, -NHCOCH;, -NHSO,CH3;, -CN, -CO,H,
-CONHa, -(OCH,CH,)s-O(C;-Cg)alquil o -(OCH,CH,)s-OH;

o0 una sal, prodroga o solvato farmacéuticamente acceptable del mismo.

|
21. Un compuesto, CARACTERIZADO porque se selecciona del grupo que consiste

en:

2-(((4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-7-metoxi-3-metil-6-(((2-metilbencil )oxi)metil)-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[ 3,2-e]isoquinolin-9-
il)oxi)etanol);

(4R ,4aS,6R, 7R, 7aR,12bS)-6-((benciloxi)metil)-7-metoxi-3-metil-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a, 7-etano-4,12-metanbenzofuro[ 3,2-e]isoquinolin-9-
amine;

(4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-6-((benciloxi)metil)-7-metoxi-3-metil-9-vinil-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-¢e]isoquinolina;

6t
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(4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-6-(9benciloxi)metil)-9-fluoro-7-metoxi-3-metil-
1,2,3.4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-eJisoquinolina;
(4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-6-((4-(1H-imidazol-1-il)fenoxi)metil)-3-
(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-
metanbenzofuro[3,2-e]isoquinolina;
(4R,4aS,6S,7R,7aR,12bS)-6-((benzo[d]tiazol-2-iltio)metil)-7,9-dimetoxi-3-
metil-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-e]isoquinolina;
(4R,4aS,6S,7R,7aR,12bS)-6-((benzo[d]tiazol-2-iltio)metil)-3-
(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-
metanbenzofuro[3,2-e]isoquinolina;
(4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-6-((4-(1H-imidazol-1-il)fenoxi)metil)-7-metoxi-3-
metil-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro(3 ,Q-e]isoquinolin-
9-0l; :
(4R,4aS,6S,7R,7aR,1 2bS)-3-(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-6-(((3 -metil-
1,2,4-tiadiazol-5-il)tio)metil)-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-
metanbenzofuro[3,2-eJisoquinolina; |
(4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-6-((benciloxi)metil)-3-(ciclopropilmetil)-7-metoxi-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,1 2-metanbenzoﬁ1ro[3,2-e]is<;quinolin-9-
amine; |
(4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-6-((4-(1H-imidazol-1 -il)fenoxi)meicil)-3-
(ciclopropilmetil)-7-metoxi-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4, 1 2-
metanbenzofuro[3,2-e]isoquinolin-9-ol; |
(4R,4aS,6S,7R,7aR,12bS)-7,9-dimetoxi-3-metil-6-(((3-metil-1,2,4-tiadiazol-5-
ihtio)metil)-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,1 2-metanbemoﬁuo[3,2-
e]isoquinolina;
(4R,4aS,6S,7R,7aR,12bS)-6-(((1,3,4-tiadiazol-2-il)tio)metil)-7,9-dimetoxi-3-
metil-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[ 3,2-¢Jisoquinolina;
(4R,4aS,6S,7R,7aR,12bS)-6-(((1,3,4-tiadiazol-2-il)tio)metil)-3-
(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-

metanbenzofuro[3,2-e]isoquinolina;
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(4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-6-((benciloxi)metil)-3-(ciclopropilmetil)-9-fluoro-
7-metoxi-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro| 3,2-
e]isoquinolina;

N-((4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-6-((benciloxi)metil)-7-metoxi-3-metil-

1 ,2,3,4,.5,6,7,7a—octahidro-4a,7-etan0-4,12—metanbenzofuro [3,2-e]isoquinolin-9-
il)methanesulfonamida; \

N-((4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-6-((benciloxi)metil)-7-metoxi-3-metil-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[ 3,2-e]isoquinolin-9-
il)acetamida;

(4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-6-((benciloxi)metil)-7,9-dimetoxi-1,2,3,4,5,6,7,7a-
octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro|3,2-e]isoquinolina; \

(4R ,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-6-((benciloxi)metil)-9-bromo-3-(ciclopropilmetil)-
7-metoxi-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-
e]isoquinolina; \

(4R ,4aS,6R,7R,7aR,1 2bS)-6-((benciloxi)metil)-7-met0xi-3-m§til-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[ 3,2-e]isoquinolina-9-
carbonitrilo; li

(4R, 4aS,6R,7R,7aR 1 2bS)-6-((benciloxi)metil)-7-metoxi-3-mgtil-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,1 2-metanbenzofuro[3 ,2-e]isoguinolina-9-
carboxamida; ' |

(4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-6-((benciloxi)metil)-7-metoxi-1 ,2,3 ,4,5,6,7,7a-
octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-e]isoquinolin-9-ol; |

Acido (4R,4aS,6R,7R,7aR,1 2bS)-6-((benciloxi)metil)-7—:metoxi-3-metil—
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-¢] isociuinolina—9-
carboxilico; |

(4R,4aS,6R,7R,7aR,1 2bS)-6-(((3,5-dimetilisoxazol-4-il)metoxii)metil)-7,9-
dimetoxi-3-metil-1,2,3.4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-

e]isoquinolina;

69



10

15

20

25

30

- 68 -

2-(((4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-6-((benzo [b]tiofen-2-ilmetoxi)metil)-3 -
(ciclopropilmetil)-7-metoxi-1,2,3,4,5 ,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4l, 12-
metanbenzofuro[3,2-e]Jisoquinolin-9-il)oxi)etanol;

(4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3~(ciclopropilmetil)-6-(((3,5-dimetilisoxazol-4-
imetoxi)metil)-7,9-dimetoxi-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-
metanbenzofuro[3,2-elisoquinolina; ,

(4R,4aS,6S,7R,7aR,12bS)-6-((benzo[d]oxazol-2-iltio)metil)-3-
(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-
metanbenzofuro[3,2-¢]isoquinolina;

N-bencil-1-((4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3-(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro|[ 3,2-e]isoquinolin-6-
il)metanamina; ‘
N-bencil-N-(((4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3-(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-¢] isoquinolin-6-
iDmetil)metansulfonamida;

N-bencil-N-(((4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3-(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-eJisoquinolin-6-
il)metil)acetamida; '

(4R,4aS,68,7R,7aR,12bS)-6-((benciltio)metil)-3-(ciclopropilmetil)-7,9-
dimetoxi-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-ctano-4,1 2-metanbenzofuré)[3 ,2-
elisoquinolina; ‘

(4R.,4aS,6S,7R,7aR,1 2bS)—6-((bencilsulﬁnil)metil)-3-(cicloprbpilmetil)-7,9-
dimetoxi-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-
e]isoquinolina); '

(4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3-(ciclopropilmetil)-6-(2,5,8,11-tetraoxadodecil)-
7,9-dimetoxi-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-
elisoquinolina; '

(4R 4aS,6R, 7R, TaR,12bS)-3-(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-6-
(2,5,8,11,14,17-hexaoxaoctadecil)-1,2,3,4,5 ,6,7,7a-octahidr0-4a,7-etg.no-4, 12-

metanbenzofuro[3,2-e]isoquinolina;
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(4R ,4aS,6R,7R,7aR,1 2bS)-6-((benci10xi)metil)-3-(ciclopropilmetﬂ)-7-met0xi-
9-(2-(2-(2-metoxietoxi)etoxi)etoxi)-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-
metanbenzofuro[3,2-elisoquinolina;

(4R,4aS,6R,7R,7aR,12b5)-9-(2,5,8,11,14-pentaoxahexadecan-16-iloxi)-6-
((benciloxi)metil)-3-(ciclopropilmetil)-7-metoxi-1,2,3 ,4,5,6,7,7a—octahidr‘:o-4a,7-
etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-e]isoquinolina;

(4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3-(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-6-(((4-(2-(2-(2-
metoxietoxi)etoxi)etoxi)bencil)oxi)metil)-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-
metanbenzofuro[3,2-e]isoquinolina; ;

(4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-6-(((4-(2,5,8,11,14-pentaoxahexadecan-16-
iloxi)bencil)oxi)metil)-3-(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-
4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-eJisoquinolina;

metil  2-(4-((((4R.,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3-(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[ 3,2-¢]isoquinolin-6-
il)metoxi)metil)fenoxi)acetato; y
Acido 2-(4-((((4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3-(ciclopropilmetil )-7,9-dimetoxi-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-e]isoquinolin-6-
il)metoxi)metil)fenoxi)acético;

o una sal, prodroga o solvato farmacéuticamente aceptable de los mismos; o
3-((4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-6-((benciloxi)metil)-7,9-dimetoxi-1,2,5,6,7,7a-
hexahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-e]isoquinolin-3(4H)-il)propanamida;

Acido 2-((((4R,4aS,6R,7R,72aR,12bS)-3-(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[ 3,2-e]isoquinolin-6-
il)metil)amino)acético; :

Acido  2-(4-((((4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3-(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-e]isoquinolin-6-
il)metoxi)metil)benzamido)acético;

2-((((4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3 -(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxif-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a, 7-etano-4,12-metanbenzofuro[ 3,2-e]isoquinolin-6-

il)metil)amino)acetamida;
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2-(((4R 4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3-(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4;12-metanbenzofuro[3,2-e]isoquinolin-6-
il)metoxi)acetamida;

Acido  2-(4-((((4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3-(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-e]isoquinolin-6-
il)metoxi)metil)fenil)acético; ,

1-((4R ,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-6-((benciloxi)metil)-3-(ciclopropilmetil)-7-
metoxi-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2- |
elisoquinolin-9-il)etano-1,2-diol;

1-(3-((((4R,4a8S,6R,7R,7aR,12bS)-3-(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-¢] isoquiﬁolin—6-
i)metoxi)metil)fenil)urea;

(S)-((4R,4aS,6R, 7R, 7aR,12bS)-3-(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-e]isoquinolin-6-
il)metil 2-amino-3-fenilpropanoato; |

Acido 2-((3-((((4R.4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3-(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-
1,2,3.4,5,6,7,7a-octahidro-4a, 7-etano-4, 12-metanbenzofuro[3,2-e]isoquinolin-6-
il)metoxi)metil)fenil)amino)acético;

(4R ,4a8S,68,78,7aS,12bS)-6-((benciloxi)metil)-3-(ciclopropilmetil)-9-metoxi-
7-fenil-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[ 3,2-
e]isoquinolina; :

(4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-7-(2,5,8,11,14-pentaoxahexadecan-16-iloxi)-6-
((benciloxi)metil)-3-(ciclopropilmetil)-9-metoxi-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-
etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-e]isoquinolina;

(4R ,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-6-((benciloxi)metil)-3-(ciclopropilmetil )-9-
metoxi-7-(2-(2-(2-metoxietoxi)etoxi)etoxi)-1,2,3 ,4,5,6,7,7a—octahidro-4a,7-etano-
4,12-metanbenzofuro[3,2-e]isoquinolina;

(4R ,4aS,6R,7R,7aR,1 2bS)-6-(((4-((2H-tetrazol-5-il)metil)bencil)(;xi)metil)-3-
(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-

metanbenzofuro[3,2-e]isoquinolina;
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(4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-7,9-dimetoxi-3-metil-6-(((3-propilisoxazol-5-
il)metoxi)metil)-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-

e]isoquinolina;

Acido 3-((4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-6-((benciloxi)meﬁl)-7,9-dimetoxi-
1,2,5,6,7,7a-hexahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-e]isoquinolin-3(4H)-
il)propanoico;

Acido 2-((4R,4aS,6R,7R,7aR,l2bS)-6-((benciloxi)métil)-7,9-dimetoxi-

1,2,5,6,7,7a-hexahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-e]isoquinolin-3(4H)-
il)acético;
2-((4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-6-((benciloxi)metil)-7,9-dimetoxi-1,2,5,6,7,7a-
hexahidro-4a,7—etano-4, 12-metanbenzofuro[3,2-¢e]isoquinolin-3 (4H)-il)acetamida;
Acido 2-(((4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-6-((benciloxi)metil)-3-
(ciclopropilmetil)-7-metoxi-1,2,3 ,4,5,6,7,7a—octahidro-4a,7-etano-4, 12-
metanbenzofuro[3,2-eJisoquinolin-9-il)oxi)acético;
(4R,4aS,6R,7R,7aR,1 2bS)-9-((2H—tetrazol-5-il)metoxi)-6-((benci10xi)meti1)-
3-(ciclopropilmetil)-7-metoxi-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-
metanbenzofuro[3,2-e]isoquinolina; ,
2-(((4R 4aS,6R,7R,7aR,12bS)-6-((benciloxi)metil)-3-(ciclopropilmetil )-7-
metoxi-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,1 2-metanbenzofur6 [3,2-
eJisoquinolin-9-il)oxi)acetamida;
N-(4-((((4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3-(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[ 3,2-¢]isoquinolin-6-
il)metoxi)metil)fenil)-N-(metilsulfonil)methanesulfonamida;
3-((4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-6-((benciloxi)metil)-3-(ciclopropilmetil )-7-
metoxi-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,1 2-metanbenzofuro [3,2-
e]isoquinolin-9-il)propane-1,2-diol;
N-(3-((((4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3-(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-ctano-4,12-metanbenzofuro[3,2-¢]isoquinolin-6-

il)metoxi)metil)fenil)methanesulfonamida;

3
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(4R ,4a8S,6R,7R,7aR,12bS)-6-(2-(benciloxi)propan-2-il)-3-(ciclopropilmetil)-
7,9-dimetoxi-1,2,3,4,5 ,6,7,7a—octahidro-4a,7-eténo-4, 12-metanbenzofuro|3,2-
e]isoquinolina; f

3-((((4R 4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3 ~(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3 ,2—e]isoquiholin—6-
i)metoxi)metil)benzimidamida. |

0 una sal, prodroga o solvato farmacéuticamente aceptable de los mismos, o

(4R,4aS,6S,7R,7aR,1 2bS)—6-((bencilsulfonil)metil)-3-(ciclopropilmetil)-7,9-
dimetoxi-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3 ,,‘2-
e]isoquinolina; [

3-(((4R.,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3-(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[ 3,2-eJisoquinolin-6-
il)metoxi)propane-1,2-diol; ,'

(4R ,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-6-((benciloxi)metil)-3 -(ciclopropilmetil)-7-metoxi-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,1 2-metanbenzofuro[3,2-e]isoqi1inolina—9-
carbonitrilo; ’

(4R,4a8,6R,7R,7aR,12bS)-6-((benciloxi)metil)-3 -(ciclopropilnfietil)-7-metoxi-
9-(2H-tetrazol-5-i1)-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4, 12—metanjbenzofuro[3,2—
elisoquinolina; |

Acido (4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-6-((benciloxi)metil)-3-(ciclopropilmetil)-7-
metoxi-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro|[3,2-
e]isoquinolina-9-carboxilico; ;

N-(3-((((4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3-(ciclopropilmetil)-9-hidroxi-7-metoxi-
1,2,3.4,5 ,6,7,7a-octahidro-4g,7-etano-4, 12-metanbenzofuro[3,2-e]isoquinolin-6-
il)metoxi)metil)fenil)acetamida; .'

metil 2-(3-((((4R4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3 —(ciclopropilrﬁetil)-9-hidroxi-7-
metoxi-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro [3 2~

eJisoquinolin-6-il)metoxi)metil)fenoxi)acetato;
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N-(3-((((4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3-(ciclopropilmetil)-9-hidroxi-7-metoxi-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-e]isoquinolin-6-
il)metoxi)metil)fenil)benzamida;

4-((((4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3-(ciclopropilmetil)-9-hidroxi-7-metoxi-
1,2,3.4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[ 3,2-e]isoquinolin-6-
il)metoxi)metil)benzamida;

(4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-6-((benciloxi)metil)-3-(ciclopropilmetil)-7-metoxi-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[ 3 ,2-e]is6quin01ina—9-
carboxamida;

(S)-((4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3-(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-
1,2,3.4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-¢]isoquinolin-6-
il)metil 2-aminopropanoato;

(S)-((4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3-(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[ 3,2-e]isoquinolin-6-
il)metil 2-amino-3-hidroxipropanoato;

(S)-((4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3-(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-e]isoquinolin-6-
il)metil 2-amino-3-metilbutanoato; |

(25,35)-((4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3~(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-e]isoquinolin-6-
il)metil 2-amino-3-metilpentanoato; '

(S)-2-amino-N-(((4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3-(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-
1,2,3.4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3 ,2—e]i§oquinolin—6-
il)metil)propanamida; )

(8)-((4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3-(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a, 7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-e]isoquinolin-6-
il)metil 2-amino-4-metilpentanoato; _

(8)-((4R,4aS,6R, 7R, 7aR,1 2bS)-3-(ciclopropilmetil)-7,9-dimfet0xi-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[ 3,2-¢]isoquinolin-6-

il)metil 2,5-diamino-5-oxopentanoato;

xS
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(S)-((4R,4aS,6R,7R,7aR, 12bS)-3-(ciclopropilmetil)-9-hidroxi-7-metoxi-
1,2,3.,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-elisoquinolin-6-
il)metil 2-amino-3-fenilpropanoato;

(25,35)-((4R,4aS,6R, 7R, 7aR,12bS)-3-(ciclopropilmetil )-9- h1dr0x1-7 metoxi-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-e}isoquinolin-6-
il)metil 2-amino-3-metilpentanoato; |

(S)-((4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3-(ciclopropilmetil)-9-hidroxi-7-metoxi-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a ,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-e]isoquinolin-6-
il)metil 2-aminopropanoato;

etil 3-((4R,4aS,5S,6R,7R,7aR,12bS)-6-((benciloxi)metil)-3- (c1cloprop11met11)
7.9-dimetoxi-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro(3,2-
e]isoquinolin-5-il)propanoato; |

2-((4R,4aS,5S,6R,7R,7aR,12bS)-6-((benciloxi)metil)-3-(ciclopropilmetil)-7,9-
dimetoxi-1,2,3.4,5,6,7,7a-octahidro-4a, 7-etano-4,12-metanbenzofuro[ 3,2-
e]isoquinolin-5-il)acetonitrilo; ‘

Acido 3-((4R,4aS,5S,6R, 7R, 7aR,12bS)-6-((benciloxi)metil)-3-
(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-1,2,3,4,5,6,7,7a—0ctahidro-4a,7-etano-4,.12-
metanbenzofuro[3,2-e]isoquinolin-5-il)propanoico;

Acido 2-(3-((((4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3~(ciclopropilmetil)-9-hidroxi-7-
metoxi-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-
e]isoquinolin-6-il)metoxi)metil)fenoxi)acético;

| 1-(3-((((4R 4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3-(ciclopropilmetil)-9-hidroxi-7-metoxi-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-e]isoquinolin-6-
il)metoxi)metil)fenil)-3-metilurea;

etil 3-((4R,4aS,5S,6S,7R,7aR,12bS)-5-((benciloxi)metil)-3-(ciclopropilmetil)-
7,9-dimetoxi-1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[ 3,2-
e]isoquinolin-6-il)propanoato; ,

(4R 4aS,6R,7R,7aR,12bS)-6-((benciloxi)metil)-3-(ciclopropilmetil)-9-metoxi-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-¢] isoqﬁinolin—7-ol;
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N-(4-((((4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3-(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3 ,2-ejisoquinolin-6-
iDmetoxi)metil)fenil)acetamida; ‘

(4R,4aS,6R,7R,7aR,1 2bS)-3-((2H-tetrazol-5-il)metil)—6—((Benciloxi)metil)-
7,9-dimetoxi-1 ,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbénzofuro[3 2
e]isoquinolina;

Acido  2-(3-((((4R.4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3-(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[ 3,2-¢]isoquinolin-6-
il)metoxi)metil )fenil)acético; 1

1-(4-((((4R,4aS,6R,7R,7aR,12bS)-3 —(ciclopropilmetil)-7,9-dimetoxi-
1,2,3,4,5,6,7,7a-octahidro-4a,7-etano-4,12-metanbenzofuro[3,2-e]isoquinolin-6-
il)metoxi)metil)fenil)ethane-1,2-diol; ,

o una sal, prodroga o solvato farmacéuticamente aceptable de los mismos.

22. Una composicion CARACTERIZADA porque comprende una cantidad efectiva
de un compuesto segun cualquiera de las reivindicaciones 1-21, y un excipiente o

vehiculo farmacéuticamente aceptable.

23. Un método para modular la funcidon del receptor opioide en una ‘célula,
CARACTERIZADO porque comprende contactar una célula capaz de expresar un
receptor opioide con una cantidad efectiva de un compuesto éegﬁn cualquiera de las
reivindicaciones 1 a 21 o una sal, prodroga o solvato fanna¢éuticamente aceptable
del mismo, y donde preferentemente |

!

(1) el compuesto modula la funciéon del receptor p-opioide 'y
preferentemente, |
donde el compuesto actia como un agonista en el receptor p-opioide; o

(i) el compuesto modula la funcién del receptor ORL-1 y preferentemente,

donde el compuesto actiia como un antagonista en el receptor ORL-1; o

Pt
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(iii) el compuesto tiene actividad dual como un agonista en el receptor

p-opioide y como un antagonista en el receptor ORL-1.

5 24. Un método para preparar una composicién, CARACTERIZADO porque
comprende el paso de mezclar un compuesto segun cualquiera de las
reivindicaciones 1 a 21 o una sal, prodroga o solvato farmacéuticamente aceptable

del mismo con un vehiculo o excipiente farmacéuticamente aceptable.

10 25. Uso de un compuesto de acuerdo con cualquiera de ias reivindicaciones 1 a
21 o una sal, prodroga o solvato farmacéuticamente aceptable del mismo
CARACTERIZADO porque sirve para la elaboraciéon de un medicamento util para
tratar o prevenir una condicion, donde preferentemente la Condicién se selecciona
del dolor o constipacion.

15
26. Un compuesto CARACTERIZADO porque tiene la Féormula III:

R

~

N

X o Q

(II)

X es OH o0 —(C;-Cy)alcoxi;
20 Q es OMe;

18
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Z es (CH)m-;

G es ~OCO-;

Y es —CH;

R®es NH;;

R? es -(C1-Cg)alquil, -(Cy-Cg)alquenil, -(Cz-Cs)alquinil!, fenil, bencil,
hidroxi(C;-Cs) alquil-, dihidroxi(C;.g)alquil, -(C;-Ce)alquil-NH,, -(C;-Ce)alquil-CO-
NH,, -(Ci-Ce)alquil-CO-NH-(C;-Cy)alquil, -(C;-Cg)alquil-CO-OH, o -(C;-Cg)alquil-
CO-0(C;-Cy)alquil;

R! se selecciona de hidrégeno, -(Ci-Ce)alquil, -(C3-Ce)cicloalquil, y ((Cs-
Ce)cicloalquil)-(C;-Cg)alquil;

R*y R*® son ambos hidrégeno;

mes un entero 1 0 2;

o0 una sal, prodroga o solvato farmacéuticamente aceptable de los mismos.

27. El compuesto segun la reivindicacion 26,

CARACTERIZADO porque

(1) X es—OH o -OCHs y/omes 1; y/o
(ii) R? es -(Ci-Ce)alquil, -(Cy-Cg)alquenil, - fenil, benéil, hidroxi(C;-Ce)
alquil-, dihidroxi(Cj.¢)alquil, -(C;-Cg)alquil-NHa,, 0 -(C-Ce)alquil-
CO-NH,, y donde preferentemente R? es —(C1-Cg)alquil, hidroxi(C;-
Ce)alquil-, 0 -(C;-Ce)alquil-CO-NH;; y/o

!

(i) R'es—CH; o ciclopropilmetil.

WPC15004/ID.237444
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