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REIVINDICACIONES 

1. Un compuesto representado por la siguiente fOrmula estructural: 

R4 

0 

y 
N%. R3 

E A C1 
NR2 

5 

(I); 

o una sal farmacØuticamente aceptable del mismo, donde: 

El anillo A es un anillo arilo 0 heteroarilo, de 5-6 miembros, condensado, 

opcionalmente sustituido; 

JO Yes >C(Rx) o >N-; 

X1 es -C(=O)-, -SO-, -CONR-, -C(R)2- o -0O2-, 

fJ R1 es un grupo opcionalmente sustituido seleccionado entre un grupo alifÆtico, un 

arilo monociclico o biciclico, un heteroarilo monociclico o biciclico, un heterociclilo 

monociclico o biciclico no aromtico o un grupo carbociclilo monociclico o biciclico no 

15 aromÆtico. 

R2 es un grupo alquilo C1 -C3, un grupo haloalquilo C1-C3 o un grupo cicloalquilo C3-

C6 donde el grupo alquilo C1-C3 representado por R2 estÆ opcionalmente sustituido con R5; 

R3 es hidrOgeno, alquilo C1 -C6 opcionalmente sustituido con R6, fluoroalquilo C1-C8, 

o un grupo opcionalmente sustituido seleccionado entre un grupo cicloalquilo C3-C, un 

20 grupo heterociclico monociclico no aromÆtico, un arilo monociclico o un grupo heteroarilo 

monociclico; 

es 4C(R7)21mB; o R3 y R4 se pueden tomar junto con el Ætomo de nitrOgeno 

situado entre ellos para formar un grupo heteroarilo monociclico o biciclico, opcionalmente 

sustituido o un grupo heterociclico no aromªtico; o 

it 
25 y R4 se pueden tomar junto con los Ætomos de carbono y nitrOgeno situados entre 

ellos para formar un grupo heterociclico que contiene nitrOgeno, no aromªtico, monociclico, 

opcionalmente sustituido; 

R5 es -OH, -O(grupo alifÆtico C14), -COOR’ o -N(R’)2; 

R6 es -OH, -O(grupo alifÆtico C1.4, -N(R’)2, -C(0)R’, -COOR’, C(0)N(R’)2, 0 un grupo 

30 opcionalmente sustituido seleccionado entre un cicloalquilo monociclico, un arilo 

monociclico, un heteroarilo monociclico o un grupo heterociclico no aromÆtico monociclico; 

cada R7 es independientemente hidrOgeno, Nor o alquilo C1 -C3; 



cada R, Rx o R’ es independientemente hidrOgeno o un grupo alifÆtico Cl-C4 o N(R’)2 

es un grupo heterocIclico que contiene nitrOgeno, no aromÆtico, monociclico; 

m es cero 0 uno; y 

B es -H, -C(R7)3, -C(R7)2-C(R7)3, o un grupo opcionalmente sustituido seleccionado 

5 entre un cicloalquilo monociclico o biciclico, un arilo monociclico o biciclico, un heteroarilo 

monociclico o biciclico 0 un grupo heterociclico no aromtico, monociclico o biciclico, 

con la condiciOn de que los compuestos de fOrmula (I) sean distintos de los 

compuestos en los que X1 es -COO- y R1 es etilo y el anillo A estÆ sustituido con: a) dos 

apariciones de OMe, a) dos apariciones de Me, o c) una apariciOn de CF3. 

10 

2. El compuesto de la reivindicaciOn 1, en el que R1 es un grupo opcionalmente 

sustituido seleccionado entre un arilo monociclico o biciclico, un heteroarilo monociclico o 

biciclico, un grupo heterociclico no aromÆtico, monociclico o biciclico, o un grupo 

carbociclico, no aromÆtico, monociclico 0 biciclico. 

15 

3. El compuesto de Ia reivindicaciOn 2, en el que Y es 

I 4. El compuesto de la reivindicaciOn 3, en el que el compuesto se representa por la 

siguiente fOrmula estructural: 

NNW OY 
(R5)fl_c() 

20 R1 

0 una sal farmacØuticamente aceptable del mismo, donde: 

n es 0 0 un nümero entero de 1 a 4; 

cada R8 es independientemente halo, -0139, -SR’, -CN, -NO2, -N(R10)2, - 

25 N(R1))C(0)R9, N(Rbo)CO2R9a, -N(R10)C(0)[-=N(R10)2, -C(0)N(R10)2, -OC(0)R9, - 

� OC(0)N(R10)2, -C(0)R9, -0O2R9, SO2R9a, -S(0)R9, -SO2N(R10)2, N(RW)SO2R9a 0 un grupo 

opcionalmente sustituido seleccionado entre un grupo alifÆtico C18, un arilo monociclico, un 

heteroarilo monociclico 0 Ufl grupo heterociclico monociclico no aromÆtico; 

cada R9 es independientemente hidrOgeno o un grupo alifÆtico c1.6 opcionalmente 

30 sustituido, 

cada R 9 es independientemente un grupo alifÆtico C opcionalmente sustituido; y 



3 

cada R’° es independientemente hidrOgeno, un grupo alifÆtico C16, CO2R9a, - 

S02R9a o -C(0)R9, o N(R’°)2 es un grupo heteroarilo monociclico o heterociclico no 

aromÆtico monociclico. 

5 5. El compuesto de la reivindicaciôn 4, donde el compuesto se representa por la 

siguiente fOrmula estructural: 

(R8) 

o una sal farmacØuticamente aceptable. 

10 6. El compuesto de la reivindicaciOn 5, en el que: 

R1 

es un grupo arilo monociclico o biciclico o heteroarilo opcionalmente sustituido 

en uno o mÆs de los Ætomos de carbono sustituibles del anillo con R; 

cada R11 es independientemente halo, -OR", -SR 12, -CN, -NO2, -N(R12R’3), - 

N(R13)C(0)R12, -N(R13)CO2R12, -N(R13)C(0)N(R12R13), -C(0)N(R12R13), -OC(0)R12, - 

15 OC(0)N(R12R), -C(0)R12, -0O2R12, _SO2RI2a, -S(0)R12, -SO2N(R12R13), -N(R13)SO2R12, 

un grupo opcionalmente sustituido seleccionado entre un grupo aflfÆtico C18, un arilo 

monociclico, un heteroarilo monociclico, o un grupo no aromÆtico monociclico; 

cada R12 es independientemente hidrOgeno o un grupo alifªtico C1.6 opcionalmente 

sustituido; 

20 cada R 12 es un grupo alifªtico C16 opcionalmente sustituido; y 

13 es independientemente hidrOgeno, un grupo aco C1.6, -0O2R128 cada R lifâti , - 

s02R12a, o -C(0)R’2, o -N(R12R13) es un heteroarilo monociclico 0 Ufl grupo heterociclico no 

aromÆtico. 

$ 25 7. El compuesto de la reivindicaciOn 6, en el que: 

B es un grupo arilo o heteroarilo monociclico, o un grupo cicloalquilo monociclico, 

cada uno de ellos opcionalmente sustituido en uno o mÆs Ætomos de carbono sustituibles 

del anillo con R14; y 

cada R14 es independientemente aiquilo C1 -C4, haloalquilo C1 -C4, haloalcoxi C1-C4, 

30 R14a, Rl4b, _T_R14a, _T_Rl4b, _V_T1_Rb, _V_T_R14a, _V1_T_Rl4a 0 _Vi_Ti_R14b; 

V es -0-, -N(R)-, -C(0)N(R)- a -S(0)2N(R)-; 

V1 es -S(0)2, -C(0)-, -N(R)C(0)- o -N(R)502-; 



w 

4 

T es un alquileno C1-C4 opcionalmente sustituido; 

T1 es un alquileno C2-C4 opcionalmente sustituido; 

cada R 14 se selecciona independientemente entre -OR 15a, -SR15", -c(0)N(R16)2, - 

C(0)R15, -0O2R15, S02Rl5a, _S(0)R15a, -S02N(R’6)2, un grupo arilo o heteroarilo, 

5 monociclico, opcionalmente sustituido o un grupo heterociclico no aromÆtico monociclico, 

opcionalmente sustituido; 

cada R 14 se selecciona independientemente entre halo, -OH, -SH, -CN, -NO2, - 

N(R16)2, -N(R1()C(0)R15, -N(R16)CO2R15, -N(R16)C(0)N(R16)2, -OC(0)R15, -OC(0)N(R16)2 0 - 

N(R16)SO2RI5a, 

10 cada R15 es independientemente hidrOgeno o un grupo alifªtico C1; 

cada Risa es un grupo alifÆtico C16: y 

cada R16 se selecciona independientemente entre hidrogeno, un grupo alifâtico C, 

c02R15a, s02R15a, o -C(0)R5, o N(R16)2 es un grupo heteroarilo monociclico o 

heterociclico no aromÆtico monociclico. 

15 

8. El compuesto de la reivindicaciOn 7, en el que 

R2es

 alquito C1-C2 o cicloalquilo C3-C6 

R3 es un grupo alquilo CI-C4, y 

R4 es (CH2)mB. 

20 

9. El compuesto de la reivindicaciOn 8, en el que R1 es un fenilo, piridilo, pirimidilo, 

oxazolilo, isoxazolilo, tiazolilo, isotiazolilo, furanilo, tiofenilo, imidazolilo, pirazolilo, pirrolilo, 

tetrazolilo, indolilo, benzotriazolilo, benzotiazolilo, bencimidazolilo, benzotienilo, 

benzofuranhlo, benzomorfolinhlo o benzopiperazinilo, cada uno de ellos opcionalmente 

25 sustituido en UflO o mÆs Ætomos de carbono sustituibles del anillo con R11 

10. El compuesto de la reivindicaciOn 9, en el que -C(0)NR3R4 y -R2 estÆn en posición 

trans entre SI. 

30 11, El compuesto de la reivindicaciOn 10, donde el compuesto se presenta por la 

siguiente fOrmula estructural: 



5 

02)1? (CH 

(R8) 

o una sal farmacØuticamente aceptable del mismo, donde s y t son 

independientemente 0, 1, 2, 3 O 4, 

5 12. El compuesto de la reivindicaciOn 11, donde R8, R11 y R14, cuando estÆn presentes, 

son independientemente, halo, CO2R12, C0NR12R13, aiquilo C1.3, haloalquilo C1.3, hidroxilo, 

alcoxi C13, haloalcoxi C13, -CN, amina, alquilamina C14, dialquilamina C13, hidroxialquilo C1 

0 aminoalquilo C13. 

10 13. El compuesto de Ia reivindicaciOn 5, en el que: 

R’ es un grupo arilo o heteroarilo monociclico sustituido con T2-V2-T3-M-R’ y 

ademÆs estÆ opcionalmente sustituido en uno o mÆs Ætomos de carbono sustituibles del 

anillo con R; 

cada R1’ es independientemente halo, -OR 12, -SR 12, -CN, -NO2, -N(R’2R13), - 

15 N(R’3)C(0)R12, N(aI3)CO2a2a, -N(R’3)C(0)N(R’2R’3), -C(0)N(R’2R’3), -OC(0)R’2, - 

OC(0)N(R’2R’3), -C(0)R’2, -0O2R12, S02R12a, -S(0)R128, -S02N(R’2R13), -N(R13)SO2R’28, 

un grupo opcionalmente sustituido seleccionado entre un grupo alifÆtico C18, un arilo 

monociclico, un heteroarilo monociclico, o un grupo monociclico no aromÆtico; 

cada R’2 es independientemente hidrogeno o un grupo aliIªtico C16 opcionalmente 

20 sustituido; 

cada R 12a es un grupo alifÆtico C16 opcionalmente sustituido; y 

$cada R13 es independientemente hidrogeno, un grupo alifÆtico C1.6, CO2R12a 

l2a 

, - 

SO2R, o -C(0)R12, o -N(R ’2 R ’3 ) es Ufl grupo arilo monociclico o heterociclico no 

aromÆtico; 

25 R’ es -C(0)0R18, -C(0)R’°, -OC(0)R’8, -C(0)N(R’9)2, -NR19C(0)R’8, - 

NRI9C(0)ORl8a, _S(0)2RlBa, -S(0)2C0R18, -S(0)2N(R19)2, -NR’9S(0)2R188, - 

NR19S(0)2R, S(0)20R’8, -S(0)OR18, S(0)Rl88, -SR18, C(0)NRl9S(0)2Rl8a, -CN, - 

NR19C(0)N(R’9)2, -OC(0)N(R’9)2, -N(R19)2, -OR18, un grupo heterociclico, no 

aromªtico opcionalmente sustituido o un grupo heteroarilo opcionalmente sustituido; 



e?A 
M estÆ ausente o es un arileno monociclico opcionalmente sustituido, un 

carbocicleno monociclico no aromÆtico opcionalmente sustituido o un heterocicleno 

monociclico aromÆtico opcionalmente sustituido; 

V2 estÆ ausente, o es -0-, -C(0)-, -N(R19)-, -S-, -S(0)-, -C(0)NR19-, - 

5 NR19C(0)-, -S(0)2NR19-, -NR19S(0)2-, o -S(0)2-; 

12 estÆ ausente, o es un alquileno C110 de cadena lineal; 

T3 es Ufl alquileno C110 de cadena lineal; con la condiciôn de que T3 sea un 

alquileno C210 de cadena lineal cuando M estÆ ausente y V2 es -0-, -S-, -N(R19)-, - 

C(0)N(R19)- o -S(0)2N(R19)- y R’ es NRI9S(0)2RIBa, _NR19S(0)2Rl83, -NR19C(0)R, - 

10 NRI9C(0)ORlBa, -NR19C(0)NR192, -CN, -OH, -SH, -N(R19)2; 

donde T2 y T3 juntos no contienen mÆs de 10 Ætomos de carbono, y donde T2 y 13 

estÆn opcional e independientemente sustituidos en uno o mÆs ªtomos de carbono 

sustituibles con haluro, aiquilo, gem dialquilo, gem dihalo, haloalquilo, alcoxi, haloalcoxi, 

espiro cicloalquilo, un grupo heterociclico no aromªtico espiro que coritiene nitrOgeno, 

15 opcionalmente N-sustituido, Ufl grupo heterociclico no aromÆtico espiro, que contiene 

oxigeno, una amina, alquilamina, dialquilamina o un hidroxilo; $ cada R18 es independientemente hidrOgeno o un grupo alifÆtico C1; 

cada RiBa es independientemente un grupo alifÆtico C15; y 

cada R19 se selecciona independientemente entre hidrOgerio, un grupo alifÆtico C16, 

20 -0O2R18, -S02R18, o -C(0)R18, o -NR19 es un grupo heteroarilo monociclico o heterociclico 

no aromÆtico monociclico. 

14. El compuesto de la reivindicación 13, en el que T2 y M estÆn ausentes. 

25 15. El compuesto de Ia reivindicación 14, en el que: 

B es un grupo arilo o heteroarilo monociclico o un grupo cicloalquilo monociclico, 

cada uno de ellos opcionalmente sustituido en uno o mÆs Ætomos de carbono sustituibles 

del anillo con R14; 

cada R14 es independientemente aiquilo C1 -C4, haloalquilo C1 -C4, haloalcoxi C1-C4, 

30 R14a, R141’, _T_R14a, _T_Rl4b, _V_T_RI4a, _V-Ti -R141, _V1_T_R14a 0 _Vi_Ti_R14b: $ V es -0-, -N(R)-, -C(0)N(R)- o -S(0)2N(R)-; 

V1 es -S(0)2, -C(0)-, -N(R)C(0)- o -N(R)S02-; 

T es un alquileno C1 -C4 opcionalmente sustituido; 

T es un alquileno C2-C4 opcionalmente sustituido; 

35 cada R14a se selecciona independientemente entre -OR’-5a, -SR 15a, -C(0)N(R16)2, - 

CO2R15, s021315a, S(o)RIsa, -SO2N(R’6)2, un grupo aromtico monociclico opcionalmente 

sustituido o un grupo heterociclico no aromÆtico, monociclico, opcionalmente sustituido; 
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cada R14’3 se selecciona independientemente entre halo, -OH, -SH, -CN, -NO2, - 

N(R16)2, -N(R16)C(0)R15, N(Rl6)CO2Rlsa o -N(R16)C(0)N(R16)2, -OC(0)R15, -OC(0)N(R16)2 o 

N(Rl6)s02R15a; 

cada R15 es independientemente hidrOgerio o un grupo alifÆtico C1.6; 

5 cada R1 es un grupo alifÆtico C1.6; y 

cada R16 se selecciona independientemente entre hidrOgeno, un grupo alifÆtico C,, 

-CO2R, s02R15a, o -C(0)R15, o N(R16)2 es un grupo heteroarilo monociclico o 

heterociclico no aromÆtico monociclico. 

10 16, El compuesto de la reivindicación 15, en el que: 

es aiquilo C1-C2 o cicloalquilo C3-C6; 

R3 es un grupo aiquilo C1-C4, y 

R4 es -(CH2)mB. 

17. El compuesto de la reivindicaciOn 16, en el que R1 es un fenilo, piridilo, pirimidilo, 

15 oxazofllo, isoxazolilo, tiazolilo, isotiazolilo, furanilo, tiofenilo, imidazolilo, pirazoluo, pirrolilo, 

tetrazolilo, iridolilo, benzotriazolilo, benzotiazolilo, bencimidazolilo, benzotienilo, 

$ benzofuranilo, benzomorfolinilo o benzopiperazinilo, cada uno de eflos sustituido con -V2-T3- 

R’’, y cada uno de ellos opcionalmente sustituido en uno o mÆs Ætomos de carbono 

sustituibles del anillo con R11. 

20 

18. El compuesto de la reivindicaciOn 17, donde el compuesto se presenta por la 

fOrmula estructural: 

R4 

$ 

25 

(R5) 

2 ’ 
,. 
3 ’ DY 

11\ 
Is 

o una sal farmacØuticamente aceptable del mismo, donde $ es 0, 1, 2, 3, 0 4. 

19. El compuesto de la reivindicaciOn 18, en el que -C(0)NR3R4 y -R2 estÆn en posiciOn 

trans entre si. 

20. El compuesto de la reMndicaciOn 19 en el que el compuesto se representa por la 

30 siguiente fOrmula estructural: 
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0 una sal farmacØuticamente aceptable del mismo. 

21. El compuesto de la reivindicaciOn 20, en el que: 

5 V2 es un enlace covalente o -0-; 

T3 es un alquileno C16 de cadena lineal opcionalmente sustituido en uno o mÆs 

Ætomos de carbono sustituibles con haluro, aiquilo, gem dialquilo, gem dihalo, haloalquilo, 

espiro cicloalquilo, un grupo heterociclico no aromÆtico, espiro, que contiene nitrogeno, 

opcionalmente N-sustituido, un grupo heterociclico no aromÆtico, espiro, que contiene 

10 

$ 

oxlgerto, una amina, alquilamina, dialquilamina o un hidroxilo; 

es -C(0)0R18, -C(0)N(R19)2, -NR19C(0)R18, _NRI9C(0)0R188, -S(0)2N(R19)2, - 

NR19S(0)2R1, -NR19C(0)N(R19)2, un grupo heterociclico no aromªtico opcionalmente 

sustituido representado por R 20 o un grupo heteroarilo opcionalmente sustituido 

representado por R21; 

15 cada R18 es independientemente H o aiquilo C1-C3; 

cada R18a es independientemente alquilo C1-C3; 

cada R19 es H o alquilo o es un grupo heterociclico no aromÆtico que 

contiene nitrogeno; 

R20 es un piperidinonilo, oxazolidinilo, oxazolidinonilo, tiazolidinilo, 

20 tetrahidrofuranoilo, tetrahidropiranilo, tiazolidinilo, tetra hidrotiofeno, morfolinilo, tiomorfolinilo, 

imidazolidinilo, imidazolidinonito, dioxanilo, dioxolanilo, ditiolanilo, pirrolidinilo, pirrolidinonhlo, 

piperazinilo o piperidinilo opcionalmente sustituido; 
y 

es un furanilo, tetrazolilo, oxazolilo, isoxazolilo, oxadiazolilo, pirrolilo, pirazolilo, 
$ 

piridinilo, pirimidilo, tiazolilo, tienilo o imidazolilo opcionalmente sustituido. 

25 

22. El compuesto de la reivindicaciôn 21, donde el compuesto se representa por la 

siguiente formula estructural: 



4 

(CH 
)t 

V2TR’T’ 

o una sal farmacØutcamente aceptable del mismo, donde t es 0, 1, 2, 3 O 4. 

23. El compuesto de la reivindicaciôn 22, en el que: 

5 R’ es -C(0)0R16, -C(0)N(R19)2, tetrazolilo opcionalmente N-sustituido o imidazolilo 

opcionalmente N-sustituido; y 

$ cada uno de R18 y R19 es independientemente -H, metilo o etilo. 

24. El compuesto de la reivindicaciOn 23, en el que R8, R11 y R14, cuando estÆn 

10 presentes, son independientemente, halo, CO2R12, C0NR12R13, aiquilo C13, haloalquilo C.3, 

hidroxilo, alcoxi C13, C1.3 haloalcoxi, -CN, amina, alquilamina C1, dialquilamina C13. 

25. El compuesto de la reivindicaciOn 5, en el que: 

R1 es un grupo arilo o heteroarilo monociclico, sustituido con -V3-R22 y donde el 

15 grupo arilo o heteroarilo representado por R1 estÆ ademÆs opcionalmente sustituido con R11 

en uno o mÆs âtomos de carbono sustituibles representados; 

V3 es un enlace covalente, -0-, -C(0)-, -N(R13)-, -S-, -6(0)-, -C(0)NR 13-, -NR13C(0)-

-S(0)2NR13-, -NR136(0)2-, o -6(0)2-; 

cada R11 es independientemente halo, -OR", -SR 12, -CN, -NO2, -N(R12R13), - 

20 N(R13)C(0)R12, N(RIa)CO2Rl2a, -N(R13)C(0)N(R12R13), -C(0)N(R12R13), -OC(0)R12, - 

OC(0)N(R12R13), -C(0)R12, -0O2R12, -S02R1, S(0)Rl2a, -S02N(R12R1), -N(R)S02R12, 

un grupo opcionalmente sustituido seleccionaclo entre un grupo alifâtico C18, un arilo 

monociclico, un heteroarilo monociclico, o un grupo monociclico no aromÆtico; 

cada R12 es independientemente hidrOgeno o un grupo alifÆtico Ci6 opcionalmente 

25 sustituiclo; 

cada R 12 es un grupo alifªtico C1.6 opcionalmente sustituido; y 

cada R13 es independientemente hidrogeno, un grupo alifªtico C16, CO2Rl2a, - 

S02R 12o, o -C(0)R12, o -N(R12R13) es un grupo heteroarilo monociclico o heterociclico no 

aromªtico opcionalmente sustituido; y 
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R22 es un grupo carbociclico no aromÆtico, monociclico o biciclico, opcionalmente 

sustituido, o un grupo heterociclico no aromÆtico monociclico o bicIclico, opcionalmente 

sustituido, 

5 26. El compuesto de la reivindicaciOn 25, en el que: 

B es un grupo arilo o heteroarilo monociclico o un grupo cicloalquilo monociclico, 

cada uno de ellos opcionalmente sustituido en uno o mÆs Ætomos de carbono sustituibles 

del anillo con R14; 

cada R14 es independientemente aiquilo C1 -C4, haloalquilo C1 -C4, haloalcoxi C1 -C4, 

10 R14b, TRl4a, _T_R14b, -V-T-R143, _V_T1_R14b, _v1_T_R14a 0 _Vi_Ti_R14b; 

V es -0-, -N(R)-, -C(0)N(R)- o -S(0)2N(R)-; 

VI es -S(0)2, -C(0)-, -N(R)C(0)- o -N(R)502-; 

T es un aiquileno C1-C4 opcionalmente sustituido; 

T1 es un alquileno C2-C4 opcionalmente sustituido; 

15 cada R 14 se selecciona independientemente entre -OR 15a, -SR, -C(0)N(R16)2, - 

CO2R15, so2Rl5a, -S(0)R15, -S02N(R16)2, un grupo arilo o heteroarilo, monociclico, 

s 

opcionalmente sustituido 0 Ufl grupo heterociclico no aromÆtico monociclico, opcionalmente 

sustituido; 

cada R 14 se selecciona independientemente entre halo, -OH, -SH, -CN, -NO2, - 

20 N(R16)2, -N(R16)C(0)R15, -N(R16)CO2R15, -N(R16)C(0)N(R16)2, -OC(0)R15, -OC(0)N(R16)2 o - 

N(R’6)S02R 
15a; 

cada R15 es independientemente hidrógeno o un grupo alifÆtico C16; 

cada RI5a es Ufl grupo alifÆtico C16; y 

cada R16 Se selecciona independientemente entre hidrogeno, un grupo alifÆtico C1, 

25 CO2RI5a, s0213I58, o -C(0)R15, o N(R1(5)2 es un grupo heteroarilo monociclico 0 

heterocicbco no aromÆtico monociclico. 

27. El compuesto de la reivindicaciOn 26, en el que: 

es aiquilo C1-C2 o cicloalquilo C3-C6; 

30 R3 es un grupo aiquilo C1-C4, y 

R4 CS -(CH2)mB. 

28. El compuesto de la reivindicaciOn 27, en el que R22 es un grupo heterociclico no 

aromÆtico monociclico opcionalmente sustituido. 

35 

29. El compuesto de la reivindicaciOn 28, donde el compuesto se representa por Ia 

siguiente formula estructural: 



11 

(R8)n1L,NR2
 

°V3_R22 

(R1 1)5 

o una sal farmacØuticamente aceptable del mismo, donde s es 0, 1, 2, 3, O 4, 

30. El compuesto de la reivindicaciOn 29, en el que -C(0)NR3R4 y -R2 estn en posicion 

5 trans entre Si, 

31. El compuesto de Ia reivindicaciOn 30, en el que R22 es un ciclohexanilo, 

oxazolidinilo, oxazolidirionilo, tiazolidinilo, tetrahidrofuranollo, tetrahidropiranilo, tiazolidinilo, 

$ tetrahidrotienilo, morfolinilo, tiomorfolinilo, imidazoliclinilo, imidazolidirionilo, dioxanilo, 

10 dioxolariilo, ditiolanilo, pirrolidinilo, pirrolidinonilo, piperazinilo, S,S-diOxido de isotiazolidinilo 

o piperidinilo opcionalmente sustituido. 

32. El compuesto de la reivindicaciOn 31, en el que el compuesto se representa por la 

siguiente formula estructural: 

(R8)�_) 

J jR11) 

22 
15 

0 una sal farmacØuticamente aceptable del mismo. 

33. El compuesto de la reMndicaciOn 32, en el que V3 estÆ ausente. 

20 34. El compuesto de la reivindicaciOn 33, en el que R22 es oxazolidinilo, tiazolidinilo, 

tetrahidrofuranollo, morfolinhlo, imidazolidinilo, imidazolidinonilo, pirrolidinilo, pirrolidinonilo, 

piperazinilo o piperidinilo, cada uno de ellos opcionalmente sustituido en cualquier Ætomo de 
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carbono sustituible con alquo, haluro, haloalquilo, hidroxialquilo, -C(0)0R23, -C(0)R23, - 

OC(0)R23, o -C(0)N(R23)2, y cada uno de ellos opcionalmente sustituido en cualquier Ætomo 

de nitrogeno sustituible con aiquilo, haloalquilo, hidroxialquilo, -C(0)0R23, -C(0)R23, - 

(CH2)qCO2H, (CH2)qC(0)N(R23)2, "(CH2)qCH(CH3)CON(R2)2; -(CH2)qC(CH3)2CON(R2)2 - 

5 (CH2)qC(CH3)2CO2R23 0 -(CH2)qCH(CH3)CO2R23; 

q es un nUmero entero de 1-4; y 

cada R 2 es independientemente -H, aiquilo, haloalquilo, o hidroxialquilo. 

35. El compuesto de la reivindicaciôn 34, en el que el compuesto se representa por la 

JO siguiente fOrmula estructural: 

o 

N &1R2 

(Rs)  
-r 

SI (R1)5 

L’.V3-R22 

o una sat farmacØuticamente aceptable del mismo, en la que t es 0, 1, 2, 3 0 4. 

36. El compuesto de la reivindicaciOn 35, en el que R8, R11 y R14, cuando estân 

15 presentes, son independientemente, halo, aiquilo C1.3, haloalquilo C1,, hidroxilo, alcoxi C13, 

C13 haloalcoxi, -CN, amina, alquilamina C13, dialquilamina C1.. 

37. El compuesto de la reivindicaciOn 1, en el que: 

R1 es T2-V2-T3-M-R"; 

20 R’ es -C(0)0R15, -C(0)R18, -OC(0)R18, -C(0)N(R19)2, -NR19C(0)R18, - 

NR19C(0)OR1, S(0)2RbBa, -S(0)2C0R18, -S(0)2N(R1)2, NR19S(0)2R8, -NR19S(0)2R1, 

to S(0)20R18, -S(0)0R18, -S(0)R18°, -SR18, -C(0)NR19S(0)2R1, -CN, -NR19C(0)N(R19)2, - 

OC(0)N(R19)2, -N(R19)2, -OR", un grupo heterociclico no aromÆtico opcionalmente sustituido 

o un grupo heteroarilo opcionalmente sustituido; 

25 M estÆ ausente o es un arileno monociclico opcionalmente sustituido, un 

carbocicleno no aromÆtico monociclico opcionalmente sustituido o un heterocicleno no 

aromÆtico monociclico opcionalmente sustituido; 

V2 esta ausente, o es -0-, -C(0)-, -N(R19)-, -5-, -S(0)-, -C(0)NR"-, -NR19C(0)-, - 

S(0)2NR19-, -NR19S(0)2-, 0 -S(0)2-; 
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T2 estÆ ausente, o es un alquileno C110 de cadena lineal, 

T3 es un alquileno C110 de cadena lineal, con la condiciOn de que T3 sea alquileno 

C210 de cadena lineal cuando M estÆ ausente y V2 es -0-, -S-, -N(R19)-, -C(0)N(R19)- o - 

S(0)2N(R19)- y R’’ es NRl95(0)2R1ea, NRl9S(0)2R188, -NR19C(0)R18, NR1c(o)0Rl8a, 

5 NR19C(0)N(R19)2, -CN, -OH, -SH, -N(R19)2; 

donde T2 y T3 juntos no contienen mÆs de 10 Ætomos de carbono, y donde 12 y T3 

estÆn opcional e independientemente sustituiclos en uno o mÆs Ætomos de carbono 

sustituibles con haluro, aiquilo, gem dialquilo, gem dihalo, haloalquilo, alcoxi, haloalcoxi, 

espiro cicloalquilo, un grupo heterociclico no aromÆtico espiro, que contiene nitrOgeno, 

10 opcionalmente N-sustituido, un grupo heterociclico no aromÆtico espiro, que contiene 

oxigeno, una amina, aiquilamina, dialquilamina o un hidroxilo; 

cada R18 es independientemente hidrogeno o un grupo alifªtico C18; 

cada R 18a es independientemente un grupo alifÆtico C1-8: y 

cada R19 se selecciona independientemente entre hidrOgeno, un grupo alifÆtico C16, 

15 -0O2R18, -S02R18, o -C(0)R18, o -NR19 es un grupo heteroarilo monociclico o heterociclico 

no aromÆtico moriocIclico. 

$ 38. El compuesto de la reivindicación 37, en el que el compuesto se represents por la 

siguiente fOrmula estructural: 

LI 

20 

25 

(R5) 

R4 

3 

2 

- 2-T3 -M -R; 

o una sal farmacØuticamente aceptable del mismo. 

39. El compuesto de la reivindicaciOn 38, donde el compuesto se representa por Is 

siguiente formula estructural: 

(R8) 

R4 

3 

2 
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o una sal farmacØuticamente aceptable del mismo. 

40. El compuesto de la reivindicaciOn 39, en el que: 

V2 as un enlace covalente o -0-; 

5 T3 es un aiquileno C16 de cadena lineal opcionalmente sustituido en uno o mÆs 

Ætomos de carbono sustituibles con haluro, alquilo, gem dialquilo, gem dihalo, haloalquilo, 

espiro cicloalquilo, un grupo heterociclico no aromÆtico espiro, que contiene nitrógeno, 

opcionalmente N-sustituido, un grupo heterociclico no aromtico espiro, que contiene 

oxigeno, una amina, aiquilamina, dialquilamina, o un hidroxilo; 

10 R’ es -C(0)0R18, -C(0)N(R19)2, -NR19C(Q)R18, _NRI9C(0)ORl8a, -S(0)2N(R19)2, - 

NR 19S(0)2Rl8a, -NR 19C(0)N(R 19)2 un grupo heterociclico no aromÆtico opcionalmente 

sustituido representado por R 20 o un grupo heteroarilo opcionalmente sustituido 

representado por R21; 

cada R1° es independientemente H o alquilo C1-C3; 

15 cada R18 es independientemente alquilo C1-C3; 

cada R19 es H o alquilo C1-C3 o N(R19)2 es Ufl grupo heterociclico no aromªtico qua 

$ contiene nitrOgeno; 

R2° as un piperidinonilo, oxazolidinilo, oxazolidinonilo, tiazolidinilo, 

tetrahidrofuranoilo, tetrahidropiranilo, tiazolidinilo, tetra hid rotiofeno, morfolinilo, tiomorfolinilo, 

20 imidazolidinilo, imidazolidinonilo, dioxanilo, dioxolanilo, ditiolanilo, pirrolidinilo, pirrolidinonilo, 

piperazinilo o piperidinilo opcionalmente sustituido; y 

R21 es un furanilo, tetrazolilo, oxazolilo, isoxazolilo, oxadiazolilo, pirrolilo, pirazolilo, 

piriclinilo, pirimidilo, tiazolilo, tienUo o imidazolilo opcionalmente sustituido. 

$ 

25 41. El compuesto de la reivindicaciOn 40, donde el compuesto se representa por la 

siguiente firmula estructural: 

(R8) 

4’ 

(CH2)m"°  

3 

2 

rRy 

o una sal farmacŒuticamente aceptable del mismo, donde: 

tesO, 1,2,3O4; 
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cada R14 es independientemente alquilo C1 -C4, haloalquilo C1 -C4, haloalcoxi C1 -C4, 
RI4a, R14b, -T-R1, _T_R14b, _V_T1_Rb, i_4a -V1-T-R o 

V es -0-, -N(R)-, -C(0)N(R)- o -S(0)2N(R)-; 

V1 es -S(0)2, -C(0)-, -N(R)C(0)- o -N(R)SOr; 

5 T es un alquileno C1-C4 opcionalmente sustituido; 

T1 es un alquileno C2-C4 opcionalmente sustituido; 

cada R14a Se selecciona independientemente entre -OR, SRI5a, -C(0)N(R16)2, - 

C(0)R15, -0O2R15, -S02R1, -S(0)R, -SO2N(R16)2, un grupo arilo o heteroaro monocicco 

opcionalmente sustituido 0 un grupo heteroclelico no aromÆtico monociclico opcionalmente 

10 sustituido; 

cada R141, Se selecciona independientemente entre halo, -OH, -SH, -CN, -NO2, - 

N(R16)2, -N(R16)C(0)R15, N(Rl6)CO2RI5a, -N(R16)C(0)N(R1()2, -OC(0)R15, -OC(0)N(R16)2 0- 
N(R16)S02R158, 

cada R15 Cs independientemente hidrOgeno 0 un grupo aliIÆtico C1-6; 

15 cada R’-"es un grupo alifªtico C16; y 

cada R16 se selecciona independientemente entre hidrOgeno, un grupo alifªtico C16, 

CO2Rl5a, S02Rl5a, o -C(0)R15, a N(R16)2 es un grupo heteroarilo monaciclico o 

heterociclico no aromàtico monocIclico, 

20 42. El compuesto de la reivindicaciOn 41 en el que: 

R’’ es -C(0)OR’8, -C(0)NR192, tetrazolilo opcionalmente N-sustituido a imidazolilo 

opcionalmente N-sustituido; y 

cada uno de R18 y R19 son independientemente -H, metilo a etilo, 

25 43. Una composiciOn farmacØutica que comprende un vehIculo a thluyente 

farmacØuticamente aceptable y una cantidad eficaz de un compuesto representado por el 

compuesto de la reMndicaciOn 1. 

44. Un mØtodo para inhibir la activiclad CRTH2 en: (a) un sujeto; o (b) una muestra 

30 biolOgica; comprendiendo el mØtocio administrar a dicho sujeto, o poner en contacto dicha 

muestra biolOgica con un compuesto representado par la reivindicaciOn 1. 
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PCT/1JS2006/006287 

ANTAGONISTAS DEL RECEPTOR DE PGD2 PARA EL TRATAMIENTO DE 

ENFERMEDADES INFLAMATORIAS 

Se describen inhibidores de CRTH2 representados por la Formula estructural (I): 

Los valores de las variables de la FOrmula Estructural (I) se proporcionan en este 

documento. 
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