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REF: EXPEDIENTE:  07-111541
TITULO :  “COMPUESTO UTIL COMO INHIBIDOR DE RHO-CINASA..."
ACTUACION :  RESPUESTA A EXAMEN DE PATENTABILIDAD

CARLOS ORLANDO MAYA RODRIGUEZ, mayor de edad, vecine de esta ciudad,
identificado con la Cédula de Ciudadania No.17.117.818 expedida en Bogotd, Abogado
titulado en efercicio y portador de la Tarjeta Profesional No. 17.402 del Consejo Superior
de la Judicaturg, obrandoe en calidad de apoderado de la sociedad SURFACE LOGIX, INC.

Segun poder debidamente conferido y legalizado, adjunto al expediente de la referencia.

Encontréndome dentro del término legal comparezco para responder el oficio de
Requerimiento No. 08941 del Examen de Patentabilidod emanade de esa Oficing, del
cual pedimos prorroga con fundomento en el Articulo 45 de la Decisién 486 de 2.000 de

C.AN, domos respuesta en los siguientes términos.
4.- Excepciones de patentabilidad

Para dar cumplimiento a lo dispuesto en el articulo 20 de la decisién 486 y segin lo
monifestado por el sefior examinador respecto o que la reivindicacién 26 no es
patentable, se manifiesta que se ha modificade dicha reivindicacién del pliego

reivindicatorio, en reemplazo del anterior.
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4.- Determinacion del Estado de la Técnica.

En cuanto a las objeciones formuladas por el sefior Examinador con respecto
a la falta de Novedad de las reivindicaciones, segun los documentos D1 se

manifiesta respetuosamente lo siguiente:

El Sr. Examinador manifiesta que la reivindicacion 1 carece de novedad. Por
lo tanto, con el objeto de salvar dicha objecién, se han corregido las
anteriores reivindicaciones 1, 17, 19y 20, eliminando “arilo” y “-X-R12".

Tambiéen se ha reemplazado la expresién “alquilo C1-C8”" por “alquilo C2-C8”
para los sustituyentes R13 y R14 en las anteriores reivindicaciones 1, 6, 7,
10-13, 16-20 y 22.

Ademas, se modificé la redaccion de las anteriores reivindicaciones N° 10,

16, 18, 19 y 20 para que sean reivindicaciones independientes.

Se ha eliminado la expresion “alquilo C1-C6" del sustituyente. “Y”" en la
anterior reivindicacion N° 19 y se ha eliminado “-NHR12” de la anterior

reivindicacion 21.

Por las modificaciones realizadas a las reivindicaciones, los Solicitantes
manifiestan que las reivindicaciones modificadas son novedosas respecto del
documento U.S. 2003/0125344, de Nagarathnam et al.
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Para demostrar mas claramente la novedad del actual pliego reivindicatorio,

se ha caracterizado el mismo. Ademas, se ha reemplazado la expresion
“alquinilo C1-C8" por “alquiniio C2-C8" en las anteriores reivindicaciones 1, 6-
20 y 22, confiando en que cualquier experto en la materia entenderia que se
necesitan al menos 2 atomos de carbono para que exista un alquinilo.

En la reivindicacién 1, R4 y R5 incluyen a un “alquilo C1-C8” como posible
sustituyente. En consecuencia, con el fin de evitar confusiones, se ha

. corregido la clausula 2 reemplazando “alquilo” por “alquilo C1-C6”.

Se ha incluido ademas el compuesto N-(3-(4-(1H-indazol-5-ilamino)-6-(2-
metoxietoxi)quinazolin-2-il)fenil)butiramida al final de la clausula 23. Ei
sustento de dicho compuesto puede encontrarse en el ejemplo 201 de la
solicitud original.

Se ha incorporado una nueva reivindicacion, N° 24, que ilustra un compuesto,

cuyo sustento puede encontrarse en el ejemplo 82 de la memoria original.

Se han corregido errores tipograficos en las reivindicaciones 1, 6, 7y 10-22, y

se han re-numerado las Ultimas reivindicaciones en funcién de Ia inclusion de
. ia nueva reivindicacion 24.

Aplicacion Industrial (art. 19 D 486)

Con referencia a la objecién del Sr. Examinador, en el sentido de que la

reivindicacion 25 carece de aplicaciéon industrial, se ha corregido dicha
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reivindicacion, especificando que el método de referencia es un método “in

vitro” (Ver descripcion original, en la pagina 127).

Por lo que se presenta:

. Nuevo pliego reivindicatorio que consta de 26 reivindicaciones, en
reemplazo del anterior

El nuevo pliego reivindicatorio que contiene 26 reivindicaciones, todas ellas
sustentadas en la descripcién original de la invencién, con un contenido que se
ajusta a los limites impuestos por la memoria descriptiva original, por lo que
no exceden el alcance de la invencién.

De acuerdo con el nuevo pliego reivindicatorio anexo, la presente invencion
cumple con los requisitos de patentabilidad exigidos en el Art. 14 de la Decision
486/2000 de la C.A.N, en el sentido de Novedad, Nivel inventivo y Aplicacion
[ndustrial.

Por lo antes expuesto, ruego a usted dar por subsanado dicho requerimiento, sin

perjuicio de lo cual desde ya nos acogemos a lo dispuesto por el inciso sequndo

del articulo 45 de la decision 486 de la Comunidad Andina de Naciones que a la

letra_dice: *(...) Cuando la oficina nacional competente estimare que elio es

necesario para (os fines del examen de patentabilidad, podra notifica al solicitante

dos o mas veces (...)" (Subrayado para destacar).
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NOTIFICACIONES

Mi poderdante y yo recibiremos notificaciones en la Secretaria de su Despacho o
en mi Oficina de Abogado ubicada en la Carrera 13A No. 28-38 Ofc. 230 MZ. 2
Parque Central Bavaria de la ciudad de Bogota D.C.

Del 7 J7
CARLQOS ORLANDUD MAYA RODRI

No.17.117.818 expedida en Bogota
T.P No. 17.402 del C.S.J.

COLOMBIA: | USA: '

Carrera 13-A No, 28-38 Bufete 230 | COLTMOT™ Tomayo E-mail: consuttas@tmtamayo.net
Tel (SM) 3419841 / Fox (574) 243 5423 10000 NW 25 Th St Unit 1L ip@tmtomayo.com
Parque Centra! Bavaria 33172-2204

Bogotd D.C./ Colombia / Sur América  MIAMI/ Fi, USA | Web:  www.tmtamayo.com



368

REIVINDICACIONES

1. Un compuesto caracterizado por la férmula I:

RS
|
N
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RY MCD

=N

R,

(R%) R

{R3),
(I}

5 0 una sal o hidrato farmacéuticamente aceptable de é1, en
dende:
R' se selecciona del grupo formado por -{CH),~NR!RY?,
-0~ (CHj) ,—CO,R!Z, ~0- (CH,) y~C (=0) NR*R4, -0- (CHz) -
hetercarilo, -0-{CH;),-cicloalquilo, =-O-C(=0)-(CH,),~NR¥RY, -0-
10 (CHp),-NR™R', ~NH-C(=0)-(CH,),~NR**RY, -NH-C (=0) -X-R", -NH-
(CHz) y-NR’R™;

R'? se selecciona del grupc formado por alquilo de C;-Cg,

-(alquilo de C;-C¢)-0-(alquilo de C;-Cg), -(alquilo de C;-Cs)-
NR'R', -(alquilo de C,-Cg)-C(=0)NR*RY’, -(alquilo de Ci~Cg)-
15 O-falquilo de C;-Cg)-0O-(alquilo de C;-C¢), arilo, aralquilo,

heterocarilo, cicloalquilo de C3-Cy, un anillo heterociclico
de tres a doce miembros gque contiene hasta 3 heterocatomos,
cada uno de los cuales se puede sustituir optativamente en

uno © mas atomos de carbono por 1 a 3 sustituyentes
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seleccionados independientemente de halo, alcoxi de C,-Cg,
hidroxi, amino, ciano y perfluorc alquiloc de C;-Cs:

R¥ y RY se seleccionan independientemente del grupo
formado por H, alquilo de C;-Cg, alquenilo de C;-Cg,
alguinilo de C;-Cg, -(alquilo de C;~Cs)-0-(alguilo de C;-Cg),
-(alquilo de C;-C¢)-NRMR!Y?, -(alquilo de C;-Cg)-C(=0)NR'RY7,
arilo, aralquilo, heterocarilo, cicloalquilo de C3-Cy, un
anillo heterociclico de tres a doce miembros que contiene
hasta 3 heterocdtomos, cada uno de los cuales se sustituye
optativamente por 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, alquilo de C;-C¢, algquenilo de
C;-Cs, cicloalquilo de C3-Cy, alcoxi de C;-Cg, hidroxi, amino,
ciano y perfluoro alquilo de Ci1-Cj;

o R"? y R se pueden tomar juntos para formar un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que tienen hasta 3
hetercatomos que se sustituye optativamente con 1 a 3
sustituyentes selecciconados independientemente de halo,
alquilo de C;-Cs, alquenilo de C-Cs;, alcoxi de C;-Cg,
cicloalquilo de C3-C;, oxo, hidroxi, amino, ciano y perfluoro
alquilo de C;-Cs;

X se selecciona de un enlace covalente O, NH, y alquilo
de C1-Cs;

R> se selecciona del grupo formado por H, arilo,
hetercarilo, cicloalquilo de C3-Cy, un anillo heterociclico

de tres a doce miembrcs que contiene hasta 3 heterodtomos,
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cada uno de 1los cuales se puede sustituir peor 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo,
alquile de C3-Cq, alquenilo de C(C;-Cq, alcoxi de C;-Ce,

hidroxi, amino, ciano y perfluorc alquilo de C;-Cs,

o R se selecciona de -(alguilo de C;-Cg)-O-(alguilo de
C1-C¢), -(alquilo de C;-Cg)-NRM®RY, -CO,R!®, -0-(CH,),.-CO;R, v
-C (=0) NR'*RY7;

R*®* vy RY se seleccionan independientemente del grupo
formado por H, alquilo de C;-Cq, aiquenilo de C;-Cg, alquinilo
de C;-Cg, -(alguilc de C;-Cg}-0-{alguile de C1-C¢), arilo,
aralquilo, heteroarilo, cicloalquile de C3-C;, un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que contiene hasta 3
heteroatomos, cada uno de los cuales se puede sustituir
optativamente por 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, alguilc de C;-Cg, algquenilo de C,-
Cs, alcoxi de C:~Cq, hidroxi, amino, ciano vy perfluoroc alquilo
de C1-C3;

o RY® y RY se pueden tomar juntos para formar un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que tiene hasta 3
heteroadtomos que se sustituye optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo,
alquilo de C;~Cs, alquenilo de C;-Cq, alcoxi de C;-Cg, o0Xxo0,
hidroxi, amino, ciano y perfluoro alguilo de C;-Cs;

R'® se selecciona del grupo formado por H, arilo,

aralquilo, heterocarilo, alquilo de C;-Cq, -{alquilo de C;-Cg)-0-
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(alquilo de C;-Cg), -(alquilo de Ci1-Cg)-NR'RY’, -(alquiloc de C;-
Ce}-0-(alquilo de C;-C4)-0-(alquilo de C1-C¢), cada uno de los
cuales se  puede sustituir optativamente con 1 a 3
sistituyentes seleccionados independientemente de halo, alcoxi
de C;-Cg, hidroxi, amino, ciano y perfluoroalquilc de C;-Cj;

X se selecciona de 0 a 6;

y se selecciona de 0 a 6;

z se selecciona de 2 a 6;

cada R?® se selecciona independientemente de alquilo
inferior, CN, halo, hidroxi, alcoxi inferior, amino, y
perfluorc alquile inferior;

cada R’ se selecciona independientemente del grupc formado
por alquile inferior, CN, hale, hidroxi, alcoxi inferior,
amino, y perfluoro algquilo inferior:

R’ se selecciona de -(CHp).-NR*R*, -Y-R%, -0-(CH,),-CO;R*?,
-0- (CHz) ,-C (=0) NR**R"*, -0- (CHz) ,~heteroarilo, -0- (CHp) o
cicloalquile, -0-C(=0) - {CHy) ,~NR**R*?, ~0- (CHy) .~NR**R*¢, ~NH-
C(=0) - (CHz) .~NR*R*, -NH-C(=0)-Y-R*S, ~NH-C(=0) - (CH,) ,-NR*’R%4;

R* se selecciona del grupo formade por alquilo de C,-Cg,
-({alquilo de C;-Cg)-0-~(alquilo de C;-C¢), =-(algquilo de C;-Cg)-
NR**R*’, -(alguilo de C;-Cg)-C{=O}NR*RY, -{alquilo de C,-Cg)=-0-
(alguilo de C;-Cg)-0-(algquilo de C,-Cg), cada uno de los cuales
se puede sustituir optativamente en uno o més &tomos de

carbone por 1 a 3 sustituyentes seleccionados
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independientemente de halco, alcoxi de C;-Cg, hidroxi, aming,
ciano y perfluoro alquilo de C;-Cj3;

R4 y R"™ se seleccionan independientemente del grupo
formado por H, alquilo de C;-Cs, alquenilo de C,-Cg, alguinilo
de C;-Cg, -(alquilo de C;-Cg)-0-(alquilo de C;-C¢), -{alguilo de
C1-Cg) -NR*°RY, -(alquileo  de  C;-C¢)-C(=0)NR**RY, arilo,
aralguilo, hetercarilo, cicleoalquilo de Ci3-Ci, un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que contiene hasta 3
heteroatomos, cada uno de los cuales se sustituye
optativamente con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, alguilo de C;-C¢, alquenilo de C,-
Ce¢, cicloalquilo de C3-Cy;, alcoxi de C:-Cq, hidroxi, amino,
ciano y perfluoro alquilo de C;-Cs;

o R¥® y Rr" pueden tomarse juntos para formar un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que tiene hasta 3
heterodtomos que se sustituye optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo,
alguilo de C;-Cq, alguenilc de C,-Cq, alcoxi de C,-Cgs, o0x0,
hidroxi, amino, cianoc y perfluoro alquilo de C;-Cs;

Y se selecciona de un enlace covalente, O, NH, y alquilo de
C1-Ce:

R'® se selecciona del grupo formado por H, arilo, -(alquilo
de C1-Cg¢)-0-(alquilo de C;-C4), -{alquilo de C;-Cg)-NRRY,

-CO,R™, -0~ (CH;),-CO,R*, y -C(=0)NR*RY,

/0
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R*® y RY se seleccionan independientemente del grupo
formado por H, alquilo de C;-Cg, alquenilo de C3-Cg, alguinilo
de C;-Cg, -(algquilo de C3-C4)-0-{alquilo de C:-C¢), arilo,
aralquile, heterocarilo, <cicloalgquilo de C3-C;, un anillo
heterociclico de tres a doce miembros gque contiene hasta 3
hetercatomos, cada uno de 1los cuales se puede sustituir
optativamente con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, alquilo de C;-Cg, alquenilo de Cp-
Cs, alcoxi de C;-Cq, hidroxi, amino, ciano y perfluoro alquilo
de C,;-Cjs;

o R* y RY se pueden tomar juntos para formar un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que tiene hasta 3
heteroatomos que se sustituye optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de hale,
alquilo de C;-Cq, alquenilo de C;-Cq, alcoxi de €;-Cs;, oXxo,
hidroxi, amino, ciano y perfluoro alquilo de C;-Cs;

R*® se selecciona del grupo formado por H, arilo,
aralquilo, heteroarilo, alquilo de C;-Cq, -{alquiloc de C;-Cg)-0-
(alguilo de Ci1-Ce), -(alguilo de C;-Cg)-NR**R?", -(alquilo de C;-
C¢) -O-(alquilo de C;-C¢)-0-(alquilc de C,-C¢), cada uno de los
cuales se sustituye optativamente con 1 a 3 sustituyentes
seleccionados independientemente de halo, ‘alcoxi de C;-Csg,
hidroxi, amino, ciano y perflucrocalquilo de C;-Cs;

a4 se selecciona de 0 a 6;

b se selecciona de 0 a 6;

//
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¢ se selecciona de 2 a 6;

R° se selecciona del grupo formado por H, alquilo de C;—Cg,
- (CHp) ¢-C (=0} -NR**R®!, -C(=0) - (CHz) 4-NR>R*®, -C(=0)-X-R>®, y
-C (=0) - (CHy) o~NR>*R%;

5 R> y R se seleccionan independientemente de H, alquilo
de C;-Cg, algquenilo de C;-Cg, alquinilo de C;-Cg, -f(alquilo de
C1-Ce) -0- (alquilo de C;-Cg¢), -(alquilo de C;-Cg)-NR?*R"’,
falquilo de C1-Cg) -C (=0) NR*°R®>7, arilo, aralquilo,
heteroarilo, cicloalquilo de C3-C7, un anillo heterociclico

10 de tres a doce miembros que contiene hasta 3 heterocatomos,
cada uno de los cuales se sustituye optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo,
alquilo de C;-Cg, alquenilo de C,;-Cq, cicloalquilo de Ci3-Cq,
alcoxi de C;-Cs, hidroxi, amino, ciano y perfluocro alquiloc de

15 C1-Cs;

o R y R* se pueden tomar juntos para formar un anillo
heterociclico de tres a doce miembros gue tiene hasta 3
heterocdtomos que se sustituye optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de haleo,

20 alquilo de ¢C;-C¢, alquenilo de C,-Cq, alcoxi de C;-Cs,
cicloalquilo de C3-C;, oxo, hidroxi, amino, ciano y perfluoro
alquilo de C;-Cs;

R>® se selecciona del grupo formade por H, arilo,

-{alquilo de C;-C4)-0-(alguilo de C;-Cg), =~(algquilo de C;-Cg)-

25 NR°R®7, -CO;R®®, -0-(CH;).-COzR%®, y -C(=0)NR**R%7,
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R°® y R se seleccionan independientemente del grupo
formade por H, alquilo de C;-Cs, alquenilo de C,-Cg,
alguinilo de C,;-Cq, -({alquilo de C;-Cq)-0-{alquilo de C;-
Cg¢), arilo, aralquilo, heterocarilo, ciclcocalquilo de C;3-Cs,
un anillo heterociclico de tres a doce miembros gque
contiene hasta 3 hetercédtomos, cada unc de los cuales se
puede sustituir optativamente con 1 a 3 sustituyentes
seleccionados independientemente de halo, alguilc de C;-
Ce¢, algquenilo de C(C3-C¢, alcoxi de C;-Cs, hidroxi, amino,
ciano y perfluoro alquilo de C;-C3;

o R® y R se pueden tomar juntos para formar un
anillo heterociclico de tres a doce miembros que tiene
hasta 3 heterodtomos que se sustituye optativamente con 1
a 3 sustituyentes seleccionados independientemente de
halo, alquilc de Ci;-Cg, alquenilo de C3-C¢, alcoxi de C;-

Ce, oxo, hidroxi, amino, ciano y perflucro alquilo de C;-

Css;

R*® se selecciona del grupo formado por H, arilo,
aralquilo, heteroarilo, alquilo de C;-Cg, -{alquilo de C;-
Cg) -O-(alquilo de €1-Cg), -(alguilo de C;-Cg)-NR*R®",

(alquilo de C;-Cg)-0-(alquilo de C;-Cg)-0-(alquilo de C;-
Cs), cada uno de los cuales se sustituye optativamente con

1 a 3 sustituyentes seleccionados independientemente de
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halo, alcoxi de C1-Ce, hidroxi, amino, ciano y
perfluorcalguilo de C;-Cjs;

d se selecciocona de 0 a 6;

e se seleccicna de 0 a 6;

R® se selecciona del grupo formado por H, alquilo de C;-Cg,

- (CHz) ,~C (=0) -NR®*R%, -C(=0) - (CH;) .~NR®’R®, -C(=0)-X-R®, y

-C(=0) - {CH,) .~NR®’R®%;

R®? Y R se seleccionan independientemente del grupo
formado por H, alquile de C;-Cq, alguenilo de C,-Csg,
alquinilo de C;-Cg, -{alquilo de C;-Cg)-O-(alguilo de Ci-Cg),
-(alquilo de C;-Cq)-NR*°R®’, -(alquilo de C;-Cg)-C{=0)NR®R®’,
arilo, aralquilo, heteroarilo, cicloalquilo de C3-C;, un
anillo heterociclico de tres a doce miembros gque contiene
hasta 3 hetercdtomos, cada uno de los cuales se puede
sustituir optativamente con 1 a 3 sustituyentes
seleccionados independientemente de halo, alquilc de C;-Cs,
alguenilo de C,;-C4, cicloalquilo de C3-C;, alcoxi de Ci-Cg,
hidroxi, amino, ciano perfluoro alquilo de C;-Cj;

o R®? Y R® se pueden tomar juntos para formar un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que tiene hasta 3
heteroatomos que se sustituye optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo,
algquilo de C;-Cs, alguenilo de C;-Cgs, alcoxi de C;-Csq,
cicloalquilo de C3-C;, oxo, hidroxi, amino, ciano y perfluoro

algquilo de C;-Cs;
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R®® se selecciona del grupce formado por H, arilo,

-{alquilo de C;-Cg¢)-0-(alquilo de C;-Cq), -(C;-Cs alkyl)—NR%Rm,

-CO,R®®, -0-(CH,) ,~CO,R®®, y -C(=0)NR®®R®’,

R®® y R® se seleccionan independientemente del grupoc
formado por H, alguilec de C;-Cg, alquenilo de C,-Cg,
alquinilo de C;-Cg, -(alquilo de C;-Cq)-0-(alguilo de Ci-
Ce¢), arileo, aralquilo, heterovarilo, cicloalqulo de C3-Cy,
un anillo heterociclico de tres a doce miembros gue
contiene hasta 3 heterodtomes, cada uno de los cuales se
sustituye optativamente con 1 a 3 sustituyentes
seleccionados de halo, alquilo de C;-Cs, alquenilo de C,-
Ce, alcoxi de C;-Cg, hidroxi, amino, ciano y perfluro
alquilo de C;-Cj;

o R®%® Y RY se pueden tomar juntos para formar un
anillo heterociclico de tres a doce miembros que tiene
hasta 3 hetercatomos que se sustituyen optativamente con
1 a 3 sustituyentes seleccionados independientemente de
halo, algquilec de C;-C¢, alqueniloc de C;-Cq, alcoxl de C;-

Ce¢, o©xo, hidroxi, amino, ciano y perfluoro algquilo de C;-

Css;

R*® se selecciona del grupo formado por H, arilo,
aralquilo, heterocarilo, alquilo de C;-C¢, -(alquilo de C;-
Ce)-O-(alquilo de C;-Cq), -(alguilo de C;-Cg)-NR®*R®’,

{alquilo de C;-Cq)-0-(alguilo de C;-Cq)-0-{alguilo de C;-

Cg), cada uno de los cuales se sustituye optativamente con
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1 a 3 sustituyentes seleccionados independientemente de

halo, alcoxi de C1-Cs,

perfluorcalqulo de C;-Cs;
r se selecciona de 0
s se selecciona de 0
n se selecciona de 0 a 4;
m se selecciona de 0 a 3;

p se selecciona de 0 y 1.
2. El1 compuesto de la
porque R? y R® se seleccionan

de C;-Csg.

3. El compuesto de la

porque r* Y R’ son H.

4. El1 compuesto de 1a

porgue tiene la férmula II

(R

hidroxi,

reivindicacidn

amino, cilano y

1,

independientemente

reivindicacidn

reivindicacién

(R,

R1

(D

1,

1,

caracterizado

de H v alguilo

caracterizado

caracterizado

/4
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o una sal o hidrato farmacéuticamente aceptable de €1, en
donde R?, R2, R3, n y m son como en el compuestc de la férmula

I.

5 5. El compuesto de 1la reivindicacidén 1, caracterizado

porque tiene la férmula III:

R)m

R1
(R%,
(1)

¢ una sal o hidrato farmacéuticamente aceptable de é1, en

donde R', R*, R, n y m son como en el compuesto de la férmula

10 I.

6. El1 compuesto de la reivindicacién 1, caracterizade

porque tiene la férmula IV

I

A
\
N
AU
(Rs)m ) O\)()L R13
N
L.

(R?),,
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© una sal o un hidrato farmacéuticamente aceptable de él,

en donde:

R"? y RY™ se seleccionan independientemente del grupo
formado por H, alquilc de C;-Cs, alguenilo de C,y-Cg,
alquinilo de C;-Cg, =-(alquilo de C;-Cq)-0-(alquilo de C;-Cg),
-({alguilo de C;-Cg)-NR'RY, -(alquilo de C;-Cg)-C(=0)NRR!7,
arilo, aralquile, heterocarilo, cicloalquilo de CCs3-Cy, un
anillo heterociclico de tres a doce miembros gue contiene
hasta 3 heterodtomos, cada uno de los cuales se sustituye
optativamente con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, alquilo de C;-Cg, alguenilo de
C2-C¢, ciclealquilo de C3-Cy, alcoxi de C;-Cg, hidroxi, amino,
ciano y perfluoro alquilc de C;-Cjs;

o R? y RY se pueden tomar juntos para formar un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que tiene hasta 3
heteroatomos que se sustituye optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo,
algquilo de C1-C¢, algquenilo de C,-Cs, alcoxi de C1~Csg,
cicloalquilo de C3-C;, oxo, hidroxi, amino, ciano y perfluoro
alquile de C;-Cs;

X se selecciona de un anillo covalente, Q, NH, y alquilo
de Ci-Cg;

R'® y RY se seleccionan independientemente del grupo
formade por H, alquile de C;-Cg, alquenilo de C3-Cg,

alquinilo de C;-Cg, -{(algquilo de C;-C¢)-0-{alquilc de C;-

(4
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Cg¢), arilo, aralguilo, heterocarilo, cicloalquilc de C3-Cs,
un anillo heterociclico de tres a doce miembros que
contienen hasta 3 heteroatomos, cada uno de los cuales se
puede sustituir optativamente con 1 a 3 sustituyentes
selecciocnados independientemente de halo, alquile de C;-
Cs, alquenilo de Cy-Cq, alcoxi de C;-Cg¢, hidroxi, amino,
ciano y perfluoro algquilo de Ci;~Cs:

o R¥ y RY se pueden juntos para formar un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que tiene hasta 3
heteroatomos que se sustituye optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo,
alquiio de C;-C¢, alquenilo de C;-Cq, alcoxi de C;-Cg, oxo,
hidroxi, amino, ciano y perfluoro alquilo de Ci~Cs3;

cada R®* se selecciona independientemente del grupo formado
por alquilo inferio, CN, halo, hidroxi, alcoxi inferior,
amino, y perfluoro alquile inferior;

cada R? se selecciona independiemente del grupoc formado por
alquilo inferior, CN, halo, hidroxi, alcoxin inferior, amino,
y perfluoro alquilo inferior;

n se selecciona de 0 a 4; y

m se selecciona de 0 a 3.

7. El compuesto de 1la reivindicacién 1, caracterizado

porque tiene la férmula IV,:

(9
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e o

l’l\J\
Jou:
Y,
H
O\)J\ R™
N~
Loa

¢ una sal o hidratc farmacéuticamente aceptable de &1, en

(IVa)

donde:

R y R} se seleccionan independientemente de H, alquilo
5 de C;-Cg, alquenilo de C;-Cg, alquinilo de C,-Cg, -{algquilo de

C1-Cg) ~O-(alquilo de C;-Cg), -{alquilo de C;-C¢)-NRRY?,
-{alquilo de C1-Cg) -C (=0) NR®RY7, arilo, aralquilo,
hetercarilo, cicloalquilo de C3;-Cy, un anillo heterociclico
de tres a doce miembros que contiene hasta 3 hetercatomos,
10 cada uno de los cuales se puede sustituir optativamente con
1 a 3 susituyentes seleccionados independientemente de halo,
alquilo de C;-Cg, alquenilo de Cp~Cq, cicloalquilo de C3-Cq,
alcoxi de C1-Cs, hidroxi, amino, ciano y perfluoro alquilo de

o C1-Cs;

15 o R® y R se pueden tomar juntos para formar un anillo
heterociclico de tres a doce miembros gque tiene hasta 3
heterodtomos que se sustituye optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo,
alquilo de Ci;-Cq, alquenilo de Cy-Cq, alcoxi de C;-Cg, oxo,

20 hidroxi, amino, ciano y perfluoro alquilo de C;-Cs;

20
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R'®* v RY se seleccionan independientemente del grupo
formado por H, alquilo de C;-Cg, alguenilo de C;-Cg,
alquinilo de C,;-Cg, -{algquilo de C;-Cgq)-0-(algquilc de Ci-
Ce¢), arilo, aralquilo, heteroarilo, cicloalguilo de C3-Cs,
un anillo heterociclico de tres a doce miembros que
contiene hasta 3 heterocdtomos, cada uno de los cuales se
puede sustitulr optativamente con 1 a 3 sustituyentes
seleccionados independientemente de halco, alquilo de Ci-
Cs, alquenilo de Cy-Cq, alcoxi de C;-Cq, hidrexi, amino,
ciano y perfluoro alquilo de C;-Cj;

o R y RY se pueden tomar juntos para formar un
anillo heterociclico de tres a doce miembros que se
sustituye optativamente con 1 a 3 sustituyentes
seleccionados independientemente del grupo formado por
halo, alquilo de C;~Cg, alquenilo de C;-Cs, alcoxi de C;-Ce,

0xo, hidroxi, amino, ciano y perfluoro alquilo de C;-Cj.

8. El compuesto de la reivindicacién 1, caracterizado

porgue tiene la férmula V:

H

I
N\
N
H Nﬁj
&) =N o
MJ\I;:j/Q\/J\O/WZ

R
(V)

7
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o una sal o hidrato farmacéuticamente aceptable de €1, en
donde:
R!? se selecciona del grupo formado por alquilo de C;-Cs,
-{alquilo de C;-C¢)-0O-(alquilo de C;-Cq), -(alquilo de C;-Cg¢)-
5 NR'®RY, -(alquilo de C;-Cg)-C{=0)NR**R'’, -(alquilo de C;-Cg)-0-
(alquilo de C;-Cq)-0-(alguileo de C;-C4), arilc, aralguilc,
hetervcarilo, cicloalqguilo de C3-C;, un anillo heterociclico de
tres a doce miembros que tiene hasta 3 hetercadtomos, cada uno
de los cuales se puede sustituir en uno o© mas Aatomos de
10 carbono con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, alcoxi de C;-Cg, hidroxi, amino,
ciano y perfluoro alquilo de C;-Cj;
cada R? se selecciona independientemente del grupo formado
por alquilo inferior, CN, halo, hidroxi, alcoxi inferior,
15 amino, y perfluocro alquilo inferior;
cada R’ se selecciona independientemente del grupo formado
por alquilo inferior, CN, halo, hidroxi, alcoxi inferior,
amino, y perfluorc alquilo inferior;
n se selecciona de 0 a 4; y

20 m se seleccicna de 0 a 3.

9. El compuesto de la reivindicacién 1, caracterizado

porque tiene la férmula Vj:

)2
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x

I’“\
o,
y/,
H
=N O
o w
M)U o

(Va)

0 una sal o hidrato farmacéuticamente aceptable de &1, en
donde:

R'? se selecciona del grupo formado por alquilo de Cy-Cg,
-{alquilo de C;1-Cq)-0C-{alquilc de C;-Cq), -(alquiloc de C;-Cg¢)-
NR'R'’, -(alquilo de C;-Cg)-C(=O)NR'R!?, -(alquilo de C;~Cg)-0-
{alguilo de C;-Cg)-0-(alquilo de C3-Cg), arilo, aralquilo,
hetercarilo, cicloalguilo de C3-C;, un anillo heterociclico de
tres a doce miembros que tiene hasta 3 hetercatomos, cada uno
de los cuales se puede sustituir en uno © mds Aatomos de
carbono con 1 a 3 ‘sustituyentes seleccionados
independientemente de hale, alcoxi de C;-Cs, hidroxi, amino,

ciano y perfluorc algquilo de Cqi-Cj.

10. Un compuesto caracterizado porque tiene la férmula VI:

ROm u -
N R

(R%n
(VI)

23
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o una sal o hidrate farmacéuticamente aceptable de é1, en

donde:

R"® y RY™ se seleccionan independientemente del grupo

formado por H, alquilo de C;-Cg, alquenilo de €;-Cs, alquinilo

de C3-Cg, -(alquilo de C;-Cq)-0O-{alquilo de C;-Cq), -{alguilo de
C,-Ceg) -NRMPRY7, -{alquilo de C1-Cg) -C (=0} NR*®RY’, arilo,
aralquilo, hetercarilo, «cicloalquile de (C3-C;, un anillo

heterociclico de tres a doce miembros gque contiene hasta 3
heterodtomos, cada uno de los cuales se puede sustituir
optativamente con 1 a 3 sustituyentes selecclonados
independientemente de halo, alquilo de C;-Cgq, algquenilo de C,-
Ce¢, cicleoalguilo de C3-Cy, alcoxi de C;-Cq, hidroxi, amino,
ciano y perfluoro algquilo de C;-Cs:

o R” y RY se pueden tomar juntos para formar un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que tiene hasta 3
hetercatomos, cada uno de los cuales se sustituye
optativamente con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, alquiloc de C;-Cs, alquenilo de C,-
Cs, alcoxi de C;-Cq, cicloalquilo de C3-Cy, oxo, hidroxi, amino,
ciano perfluoro alguilo de Ci-Cs;

R'® Y R se seleccionan independientemente del grupo
formade por H, algquilo de C;-Cg, algquenilo de (,-Cg,
alguinilo de C,-Cy, -(alquilo de C;-Cg4)-0-{algquilo de Ci-
Ce), arilo, aralquilo, heterocarilo, ciclealquilo de C3-Cg,

un anillo heterociclico de tres a doce miembros que

24
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contiene hasta 3 heterocatomos, cada uno de los cuales se
sustituye optativamente con 1 a 3 sustituyentes
seleccionados independientemente de halo, alguilo de C;-
Cs, alquenilo de C,-Cq, alcoxi de Ci;-C¢, hidroxi, amino,
ciano perfluorc algquilo de C;-Cjz;

o R'® y RY se pueden tomar juntos para formar un
anillo heterociclico de tres a doce miembros gque tiene
hasta 3 heterodtomos que optativamente se sustituye con 1
a 3 sustituyentes seleccionados independientemente de
halo, algquilo de C;-Cg¢, alquenilo de C;-Cq, alcoxi de C;1-Cg,
0X0, hidroxi, amino, ciano y perfluoro alquilo de C;-Cj;
cada R? se selecciona independientemente del grupo formado

por alquilo inferior, CN, halo, hidroxi, alcoxi inferior,
amino, y perfluoro alquilo inferior;

cada R® se selecciona independientemente del grupo formado
por alquilo inferior, CN, halo, hidroxi, alcoxi inferior,
amino, perfluoro alquilo inferior;

n se selecciona de 0 a 4; vy

m se selecciona de 0 a 3.

11. El1 compuesto de la reivindicacién 10, caracterizado

porque tiene la férmula VI,:

25
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(VIa)

© una sal o hidrato farmacéuticamente aceptable de &1, en
donde:
R” y R!Y se seleccionan independientemente del grupo

formado por H, alquilo de C;-Cg, alquenilo de C,-Cg, alguinilo

de C2-Cg, -({alquilo de C;-Cq)-0-(alquilo de C;-Cs), -(alquilo de
C,-Cg)} ~NR®RY7, - (alquilo de C1-Cg) ~C {=0) NRI®RY7, arilo,
aralgquiloe, hetercarilo, cicloalquilo de C3-Ci, un anillo

heterociclico de tres a doce miembros que contiene hasta 3
hetercatomos, cada uno de los cuales se sustituye
optativamente con 1 a 3 sustituyentes selecciconados
independientemente de halo, alquilc de C;-Cq, alguenilo de C,-
Ce, cicloalquileo de C3-Cq, alcoxi de C;-Cq, hidroxi, amino,
ciano y perfluorc alquilo de C;-Cjs;

o R” y R!" se pueden tomar juntos para formar un anillo
heterociclico que tiene hasta 3 heterocdtomos, cada uno de los
cuales se sustituye optativamente con 1 a 3 sustituyentes
seleccionados independientemente de halo, alqulio de C;-Cg,
alquenilo de C;-C¢, alcoxi de C;-Cq, cicloalqulo de C3-C;, oxo,
hidroxi, amino, ciano y perfluoro alquilo de C;-Cs;

R y RY se seleccionan independientemente del grupo

26
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formado por H, alquilo de C;-Cg, algquenilo de C;-Cg, alquinilo
de C,-Cs, -(alquilo de C;-C¢)-0O-(alquilo de C;-Cg4), arilo,
aralquilo, hetercarilo, cicloalquilo de C3-Cy, un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que tiene hasta 3
heteroatomos, cada uno de los cuales se sustituye
optativamente con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, alquilo de C;-Cg, alguenilo de C;-
Ce, alcoxi de C;-Cs, hidroxi, amino, c¢iano y perfluoro alquilo
de C;-Cjy;

o R ¥ RY se pueden tomar juntces para formar un anillo
heterociclico de tres a doce miembros gque tiene hasta 3
heteroatomos, cada uno de los cuales se sustituye
optativamente con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, alquilo de C;-Cg, alquenilo de C,-
Cs, alcoxi de C;-Cq, oxo, hidroxi, amino, ciano y perfluoro

alquilo de C;-Cj.

12. El1 compuesto de la reivindicacién 1, caracterizado

porque tiene la férmula VII:

o
H
N Rr13
H I
o
)

(R?y

Z—XI

S

R¥)m

(VII)
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0O una sal o hidrato farmacéuticamente aceptable de él, en

donde:

R y R se seleccionan independientemente del grupo

formado por H, alquilc de C;-Cs, alguenilo de C;-Cg, algquinilo

de C;~Cg, -(alquiloc de C;-Cg¢)-0O-(alguileo de C;-Ce¢), -(alquilo de
C;-Cg) -NRRY7, -(alquilo de C1-Cg) -C (=0) NR'®RY7, arilo,
aralguilo, hetercarilo, cicloalquilo de C3-C7, un anillo

heterociclico de tres a doce miembros que tiene hasta 3
hetercatomos, cada uno de los cuales se sustituye
optativamente con 1 a 3 sustituyentes seleccionados de halo,
alguilo de C;-Cs, algquenilo de C(3;-C4, cicloalquilo de C3-Cy,
alcoxi de C;-Cq, hidroxi, amino, ciano y perfluoro alquilo de
C1-Csz

o R¥? y R se pueden tomar juntos para formar un anillo
hetercciclico de tres a doce miembros que tiene hasta 3
heteroatomos que se puede sustituir optativamnete con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo,
algquilo de (C;-Cg¢, alquenilo de C;-Cs, alcoxi de C1-Cq, oxoO,
hidroxi, amino, ciano y perfluoro algquilo de C;-Cs;

R'®* y RY se seleccionan independientemente del grupo
formado por H, alquilo de C;-Cg, alqguenilo de C,-Cy, alquinilo
de Cy~Cy, -(alguilo de C;-Cg¢)-0-(alguilo de C;-Cq), arilo,
aralquilo, heteroarilo, cicloalquilo de C;3-Cs, un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que tiene hasta 3

heteroatomos, cada uno de los cuales se sustituye

7¢
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optativamente con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, alquilo de C,-Cg¢, alguenilo de Cp-
Cgs, alcoxi de C1-Cg, hidroxi, amino, ciano y perfluoro alguilo
de C;-Cj;

o R y RY se pueden tomar juntos para formar un anillo
heterociclico que tiene hasta 3 heterodtomos, cada uno de 1los
cuales se sustituye optativamente con 1 a 3 sustituyentes
seleccionados independientemente de halo, alguilo de C;-Cg,
alquenilo de C;-C4, alcoxi de C;-Cg, o0xo0, hidroxi, amino, ciano
y perfluorc alquilo de C;-Cs;

cada R? se selecciona independientemente del grupo formado
por alquilo inferior, CN, hale, hidroxi, alcoxi inferior,
amino, y perfluoroalquilo inferior;

cada R® se selecciona independientemente del grupo formado
por alquilo inferior, CN, halo, hidroxi, alcoxi inferior,
amino, y perfluorocalquilo inferior;

n se selecciona de 0 a 4; y

m se selecciona de § a 3.

13. El1 compueste de la reivindicacién 1, caracterizado

porgque tiene la fdérmula VII,:

29
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¢ una sal o hidrato farmacéuticamente aceptable de él, en

(VIIa)

donde:

R y RY se seleccionan independientemente de H, alquilo de

C;-Cg, alguenilo de C;-Cg, alquinilo de C;-Cs, -(alquilo de C;-
C¢) -O-{alguilo de C,-Cg¢), =~{alquilo de C1-Cg¢)-NR¥RY, -(alquilo
de C1-Cg) -C (=0) NR*°RY7, arilo, aralquilo, hetercarilo,

cicloalquilo de C3-C;, un anillo heterociclico de tres a doce
miembros gque contiene hasta 3 heterodtomos, cada uno de 1los
cuales se sustituye optativamente con 1 a 2 sustituyentes
seleccionados independientemente de halo, alquilo de C;-Cg,
algquenilo de Cy-Cq, cicloalquilo de C3-Cy, alcoxi de Ci1-Cs,
hidroxi, amino, ciano y perfluoroc alquilo de C;-Cs;

o R”® y R' se pueden tomar juntos para formar un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que tiene hasta 3
hetercatomos, cada uno de los cuales se sustituye
optativamente con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, alquilo de Ci;-Cq¢, alquenilo de Cs-
Ce, alcoxi de C;-Cq, oxo, hidroxi, amino, ciano y perflucro
alquilo de C;~Cs;

R'®* vy RY se seleccionan independientemente del grupo
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formado por H, alquilo de C;-Cg, alquenilo de C;-Cg, alguinilo
de (C;-Cg, -(alquilc de C(C1-C4)-0-(alquilo de C;-Cq), arilo,
aralquilo, hetercarilo, c¢iclcoalquile de C3-Cy, un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que contiene hasta 3
heterodtomos, cada uno de los cuales se puede sustituir con 1
a 3 sustituyentes seleccionados independientemente de halo,
alquilo de C1-C6, alqguenilec de C;-Cq, alcoxi de C3-Cg¢, hidroxi,
amino, ciano y perfluoro alquilo de C;-Cjs;

o R'™ y RY se pueden tomar juntos para formar un anillo
heterociclico de tres a doce miembros gque tiene hasta tres
hetercatomos que se sustituye optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independiente de halo, alquilo de
C1-Cg, alquenilo de Cy-Cq, alcoxi de C;-Cq, oxo, hidroxi, amino,

ciano y perfluoro alquilo de C;-Cjs.

14, El compuesto de la reivindicacidén 1, caracterizado

porque tiene la férmula VIII:

I
2\ PR
=

=
(R% A

H
N\IXR15

(VIII)

(R?n
o una sal o hidrato farmacéuticamente aceptable de él1, en

donde:

57



10

15

20

25

394

X se selecciona de un enlace covalente, O, NH, y alquilo de
C1-Ce;

R} se selecciona del grupo formado por H, arilo,
hetercarilo, cicloalguilo de C3-Cy, un anillo heterociclico de
tres a doce miembros que contiene hasta tres heteroatomos,
cada unc de los cuales se puede sustituir optativamente con 1
a 3 sustituyentes seleccionados independientemente de halo,
alguilo de C;-C¢, algquenilo de C.,-Cg¢, alcoxi de C,-C¢, hidroxi,
amino, ciano y perflucoro alquilo de C;-Cj,

o R*® se selecciona de -(alquilo de C;-Cg)-0-(alguilo de C;-
Ce), -(alguilo de Ci-Cg)-NR'RY", -CO.R'®, -0-(CH;)x-CO.R'Y, y
C (=0)NR'°R';

R'® y R se seleccionan independientemente de H, alquilo de
Ci-Cg, alquenilo de C;-Cs, alquinilo de C;-Cq, -(alquilo de C;-
C¢)-0O-{alquilo de Ci-Cs), arilo, aralquilo, heterocarilo,
cicloalquilo de C3-C7, un anillo heterociclico de tres a doce
miwmbros gque contiene hasta 3 heterodtomos, cada uno de los
cuales se puede sustituir con 1 a 3 sustituyentes
seleccionados independientemente de halo, alquilo de C;-Cg,
alquenilo de C;-Cq, alcoxi de C;-Cs, hidroxi, amino, ciano vy
perfluoro alquilc de C;-Cj;

o R y RY se pueden tomar juntos para formar un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que tiene hasta 3
hetercitomos, cada unao de los cuales se sustituye

optativamente con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
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independientemente de halo, alguilo de C;-Cs, alguenilo de C,-
C¢, alcoxi de C;-Cs, oxo, hidroxi, amino, ciano y perfluoro

alquilo de C;-Cj;

R'® se selecciona del grupo formado por H, arilo,
aralquile, heterocarilo, alquilo de C;-Cq, -{alquilo de C;-Cg)-0-
(alquilo de C;-C¢), -(alquilo de C;-Cg)-NR'*R'’, -(alquilo de C;-

Ce) -O-(alquilo de C;-C¢)~0O-(alquilo de C;-Cg), cada unoc de 1los
cuales se puede sustituir optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo, alcoxi
de C;~-Cq, hydroxy, amino, ciano y perfluorocalquilo de C;-Cj;

% se selecciona de 0 a 6,

cada R? se selecciona independientemente del grupo formado
por alquilo inferior, CN, hale, hidroxi, alcoxi inferior,
amino, y perfluocrcalquilec inferior;

cada R’ se selecciona independientemente de alquilo
inferior, CN, halo,  hidreoxi, alcoxi 1inferior, amino, y
perfluorcalquilo inferior;

n se seleccicna de 0 a 4; vy

m se selecciona de 0 a 3,

15. El1 compuesto de la reivindicacidén 1, caracterizado

porgue tiene la formula VIII,:
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(VIII,)

© una sal o hidrato farmacéuticamente aceptable de él, en
donde:

X se selecciona de un enlace covalente, O, NH, y alquilo de
Ci-Cs;

R*® se selecciona del grupo formado por H, arilo,
hetercarilo, cicloalquilo de C3-C;, un anillo heterociclico que
contiene hasta 3 heterodtomos, cada uno de los cuales se puede
sustituir optativamente con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, algquilo de C;-Cg, alquenilo de Ci—
Cs; alcoxi de C;-Cs, hidroxi, amino, ciano y perfluoro alquilo
de C;i-Cj,

o R se selecciona de -(alquilo de C;-C¢)-O-(alguilo de Ci-
Ceé), ~-(alquilo de C;-Cg)-NR'R'Y, -CO,R'®, -0-(CHz)4-CO:R'®, y
-C (=0) NR'®RY’;

R y R!Y se seleccionan independientemente del grupo
formado por H, alquilo de C;-Cy, alquenilo de C,;-Cy, algquinilo
de (Cy-Cy, ={(alquilo de C(C;-C4)-0-{alquilo de Ci-C4), arilo,
aralquilo, heteroarilo, cicloalgquilo de C3-Csy, un anillo
heterociclico de tres a doce miembros gque contiene hasta 3

heterodtomos, cada unce de los cuales =se se sustituye
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optativamente con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, alquilc de C;-Cq, alquenilo de C;-
Ce, alcoxi de C;-Cs, hidroxi, amino, ciano y perflucro alguilo
de C;-Cj;

o R'™ y R! se pueden tomar juntos para formar un anillo
heterociclico que tiene hasta 3 heterodtomos, cada uno de los
cuales se sustituye con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, alquilo de C;-Cq, alquenilo de C;-
Ce¢, alcoxi de C;-Cq, oxo0, hidroxi, amino, ciano y perfluoro

alquilo de C;-Cj:

R'® se selecciona del grupc formade por H, arilo,
aralquilo, hetercarilo, alguilo de C;-Cg¢, -{alquilo de C;-C;z)-0-
(alquilo de C1-C¢), -(alquilo de C;-Cg)-NRM R, -(alquilo de Ci-

Ce) -O-(alquilo de C;-C¢)-0O-(alquilo de C;-Cg), cada uno de los
cuales se sustituye optativamente con 1 a 3 sustituyentes
seleccionados independientemente de halo, alcoxi de C1-Cg,
hidroxi, amino, ciano y perfluoroalquilo de C;-Csz; vy

X se seleccicna de 0 a 6.

16. Un compuesto caracterizado porque tiene la férmula IX:
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(R3,
(IX)

© una sal ¢ hidrato farmacéuticamente aceptable de é1, en
donde:

R! se selecciona del grupo formado por arilo, -{(CHz),-

5 NRVRY, -X-R'?, -0-(CHz),~CO;R'?, -0-(CHz),~C(=0)NRR™, -0-(CHy),~

heteroarilo, -0-(CHz}y-cicloalquilo, =-0-C(=0})-(CHp),~NR R, -0O-
(CHz) ,.-NR™R',  -NH-C(=0) ~ (CH;) ,~NR¥R*, -NH-C (=0) -X-R»®>, -NH-
(CHz} y-NRRY;

R se selecciona del grupo formado por alguilo de C;-Cg,

10 -{alquilo de C;-Cg)-0-(alquilo de C;-C¢}, -(alquilo de C;-Cg)-
NR'R' -(alquilo de C;-C1)-C(=0)NR¥R!’, -(alquilo de C;-Cg)-0-
(alquilo de C;-Cg)-0-(alquilo de C;-C¢), arilo, aralquilo,
heterocarile, cicloalquilo de C3-C;, un anillo heterociclico de
tres a doce miembros gue contiene hasta 3 hetercdtomos, cada

15 uno de los cuales se puede sustituir optativamente en uno o
mas atomos de carpono con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, alcoxi de C;-C¢, hidroxi, amino,
ciano y perfluorc alguilo de C;-Ci;

R” y R se seleccionan independientemente de H, alquilo de

20 Cy-Cg, alquenilo de Cp-Cg, alquinilo de C;-Cg, -{alquilo de C;-
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C¢) -O-(alguilo de C;-Cg), -{alquilo de C;-Cg)-NR©R'’, -{alquilc
de Cl—Cs)—C(=O)NRmRru arilo, aralquilo, heterocarilo,

cicloalquilo de C3-Cy, un anillo heterociclico de tres a doce
miembros que contiene hasta 3 heterocdtomos, cada uno de los
cuales se sustituye optativamente con 1 a 3 sustituyentes
seleccicnados independientemente de halo, algquilo de C;-Cs;,
alquenilo de C(;-Cq, cicloalguilo de C3-C;, alcoxi de C;-Cs,
hidroxi, amino, cianc y perfluorc alquilo de C;-Cj3;

o R"” y R se pueden tomar juntos para formar un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que tiene hasta 3
heterodtomos que se sustituye ocoptativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo,
alguilo de C;-C4, alquenilo de C;-Cq, alcoxi de C;-Cq, oxo,
hidroxi, amino, ciano y perflucro alquilo de C;-Cs;

X se selecciona de un anillo covalente, O, NH, y alquilo de
C1-Cs:

R'®> se selecciona del grupoc formado por H, arilo,
heterocarilo, cicloalquile de C3-C;, un anillo heterociclico de
tres a doce miembros que contiene hasta 3 heterodtomos, cada
uno de los cuales se sustituye optativamente con 1 a 3
sustituyentes selecciondos independientemente de halo, alquilo
de C;-Cq, alquenilo de C;-Cq, alcoxi de C;-Cg¢, hidroxi, amino,
ciano y perfluorocalguilo de C;-Cs,

o R' se selecciona de -(alquilo de C;-Cg)-O-(alquilo de C;-

Ce), -(alquilo de C;-Cg) -NR'®R'Y, -CO;R'®, -0-(CH;)4-CO.RY®, vy
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-C{=0)NR**R";

Rl y R!” se seleccionan independientemente del grupo
formado por H, alquileo de C;-Cg, algquenilo de C,-Cg, alguinilo
de Cy-Cs, -l(alquilo de C;-C4)-0-(alguilo de C;-C4), arilo,
aralquilo, heteroarilo, <cicloalquilo de C(C3-C;, un anililo
heterociclico de tres a doce miembros gque contiene hasta 3
heterocatomos, cada uno de los cuales se puede sustituir
cptativamente con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, alquilo de C;-C¢, alqueniloc de C,p-
C¢, alcoxi de (C;-Cg, hidroxi, amino, ciano y perfluoroalquilo
de C,-Cs;

o R*® y R'Y se pueden tomar juntos para formar un anillo
heterociclico de tres a doce miembros geu tiene hasta 3
hetercatomos que se sustituye optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo,
alguilo de C;-Cq, alquenilo de C,-C¢, alcoxi de C;-Cg, oxoO,

hidroxi, aminc, ciano y perfluorcalquilo de C;-Cjs;

R*®* se selecciona del grupo formado por H, arilo,
aralquilo, hetercarilo, algquilo de C;-C4, -{alquilo de C;-Cg)-0-
{alquilo de C;-Cg), -(alquilo de C;-C¢)-NR?®RY7, -({alguilo de Ci-

Ce) -O-(algulo de C;-C¢)-0O-(algquilo de C;-Cg), cada uno de los
cuales se puede sustituir optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independiemente de halo, alcoxi de
C1-Ceg, hidroxi, amino, ciano y perfluorcalguilo de C;-Cs;

X se selecciona de 0 a €;
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y se selecciona de 0 a 6;

z se selecciona de 2 a 6;

cada R’ se selecciona independientemente del grupo formado
per alquilo inferior, CN, halo, hidroxi, alcoxi inferior,
amino, y perfluorcalquilo inferior;

cada R’ se selecciona independientemente del grupo formado
por alquilo inferior, CN, halo, hidroxi, alcoxi inferior,
amino, vy perfluorocalquilo inferior;

R*¥® y R* se seleccionan independientemente del grupo

formado por H, alquilo de C;-Cs, alguenilo de C;-Cg, alquinilo

de C;-Cg, =-(alquilc de C;-Cg¢)-0O-(alquilo de C;-C¢), -{alguilo de
C,-Cg) -NR**R?7, ~(alguilo de C1-Ce) -C (=0} NR**R?7, arilo,
aralquilo, hetercarilc, <c¢icloalquilo de C3-Cy, un anillo

heterociclico que contiene hasta 3 heterodtomos, cada uno de
los cuales se puede sustituir optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo,
alquilo de C;-C¢, alquenilo de C;-Cq, cicloalquilo de C3-Cg,
alcoxi de C;-Cs, hidroxi, amino, ciano y perfluorcalguilo de
C1-Cs;

o R*? y RY se pueden tomar juntos para formar un anillo
heterociclico de tres a doce miembros gque tiene hasta 3
hetercdtomos que se sustituye optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de hale,
alquilo de Ci-Cg, alquenilo de C,-Cq, alcoxi de C1-Cq, oOXoO,

hidroxi, amino, ciano y perfluorcalquiloc de C;-C3;
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R*® y RY se seleccionan independientemente del grupo
formado peor H, alquilo de C;-Cg, alquenilc de C;-Cg, algquinilo
de C;-Cq, -(algquilc de C(C;-Cg)-0O-(alguiloc de C;=C¢), arilo,
aralquilo, heterocarilc, cicloalquile de C3-C;, un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que contiene hasta 3
heterodtomos, cada uno de los <cuales se puede sustituir
optativamente con 1 a 3 sustituyentes seleccicnados
independientemente de halo, alquilo de C;-Cg, alquenilo de Cp-
Ce, alcoxi de C;-Cq¢, hidroxi, amino, cianc y perfluorocalquilo
de C,-Cs;

o R* y RY se pueden tomar juntos para formar un anillo de
tres a doce miembros que tiene hasta 3 heteroitomos que se
sustituye optativamente con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, alguilo de C;-C¢, alguenilo de Cp-
Ce, alcoxi de C1-Cs, OX0o, hidroxi, amino, clano y
perfluorcalquilo de C;~Cjs;

c se selecciona de 2 a 6;

n se seleccicna de 0 a 4; vy

m se selecciona de 0 a 3.

17. El compuesto de la reivindicacién 1, caracterizado

porque tiene la férmula X:
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RO

(R¥q Rr1

(R,
(X)

o una sal o hidrato farmacéuticamente aceptable de él, en
donde:

R! se selecciona del grupc formado por -(CHﬂy—NRBR”, -0-
(CHz) y—CO2R'?, -0- (CHp)y-C(=0)NR™R, -0-(CH;),~heteroarilo,

-0- (CHz) y-cicloalquilo, -0-C(=0)-(CH,),~NRR'", -0O-(CH,;),-NRRY,
-NH-C (=0) - (CHz) y-NRR!,  -NH-C(=0)-X-R'®, -NH-(CH;),~NRP’R!*;

R'? se selecciona del grupo formado por alquilo de C;-Cg,
-{alquilo de C;-C¢)-0-{algquilo de C;-Cg¢), -(alquilo de C;-Cg}-
NR'®R'?, -(alquilo de C;-Cg)-C(=0)NR*R!Y’, -(alquilo de C;-C¢)-0-
{alquilo de C;-C¢)-0-(alquilo de CC;-Cs), arilo, aralquilo,
heteroarilo, cicloalquilo de C3-C;, un anillo heterociclico de
tres a doce miembros que contiene hasta 3 heterodtomos, cada
uno de los cuales se puede sustituir en uno o mas &tomos de
carbono con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, alcoxi de C;-C¢, hidroxi, amino,
ciano y perfluoro alquilo de C;-Cs;

R¥® y RY™ se seleccionan independientemente del grupo
formado por H, algquilo de C3;-Cg, alquenilo de C;-Cg, alquinilo

de C;-Cg, -{alquilo de C;-Cq)-0-(alquilo de C;-Cg), -(alquilo de
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C1-C¢) -NRIRY7, -(alquilo de C1-Cg) -C (=0) NR'R?’, arilo,
aralquilo, heteroarilo, c¢icloalquilo de C3-C;, un anillo

heterociclico de tres a doce miembros que contiene hasta 3
hetercatomos, cada uno de 1los cuales se puede sustituir
optativamente con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, alquilo de C;-Cs, alguenilo de C,-
C¢, cicloalquilo de C3-Cq, alcoxi de C1-C¢, hidroxi, amino,
ciano y perfluoro alquilo de C;-Cj;

o R y R! se pueden tomar juntos para formar un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que tiene hasta 3
heteratomos que se sustituye optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo,
alquileo de C;-Cg, alquenilo de C,-Cg¢, alcoxi de Ci-Cq, OXO,
hidroxi, amino, ciano y perfluoro alquilo de C;-Cs;

X se selecciona de un enlace covalente, O, NH, y algquilo de
C1-Ce:

R'> se selecciona del grupo formado por H, arilo,
heterocarilo, cicloalquilo de C3-C7, un anillo heterociclico de
tres a doce miembros que contiene hasta 3 heterodtomos, cada
uno de los cuales se puede sustituir optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo,
alquilo de C;-Cq, algquenilo de C;-C¢, alcoxi de C;-Cs, hidroxi,
amino, ciano y perfluorcalquilo de C;-Cs,

o RY¥ se selecciona de -(alquilo de C;-C4)-0-(alguilo de C;~-

Ceé), -(alquilo de C1-Cg)-NR'R'Y, -CO,R'®, -0-(CHy),-COR'®, vy
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-C (=O)NR'*R'";

R¢ Y R'” se seleccionan independientemente del grupo
formado por H, alquilo de (;-Cs, alguenilo de C;-Cg, alquinilo
de C2-Cg, -(alquilo de C;-C¢)-0O-({alquilo de C;-Cg¢}, arilo,
aralquilo, hetercarilo, cicloalquilo de C3-C;, un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que contiene hasta 3
heterodtomos, cada uno de los <cuales se puede sustituir
optativamente con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, alquilo de C;-Cs, alquenilo de Cp-
Cs, alcoxi de C;-Cq, hidroxi, amino, c¢iano y perfluorocalguilo
de C;-Cj;

o R y RY pueden tomarse juntos para formar un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que tiene hasta 3
heteroatomos que se sustituye optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo,
alquilo de C;-Cq, alquenilo de C,-Cg, alcoxi de C;-Cq, oXoO,
hidroxi, amino, ciano y perfluoroalquilo de C;-Cs;

R'® se selecciona del grupce formadoe por H, arilo,
aralquilo, heterocarilo, alquilc de Ci-Cg, -(algquilo de C;-Cg)-0-
{alquilo de C;-C¢), -(alquilo de C;-C¢)-NR*RY’, -(alquilo de Ci-
Ce) -O-(alquilo de C;-C4)-0-(alquilo de C;-C¢), cada uno de los
cuales se  puede sustituir con 1 a 3 sustituyentes
seleccionados independientemente de halo, alcoxi de C;-Cg,
hidroxi, amino, ciano y perfluorocalquilo de C;-Cj;

X se selecciona de 0 a 6;
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y se selecciona de 0 a 6;

z se seleccicna de 2 a 6;

cada R’ se selecciona independientemente del grupo formado
por algquile inferior, CN, halo, hidroxi, alcoxi inferior,
amino, y perfluoro alquilo inferior;

cada R’ is se selecciona independientemente de alquilo
inferior, CN, halo, hidroxi, alcoxi inferior, amino, vy
perfluoro alquilo inferior;

R? se selecciona del grupo formado por alquilo de C;-Cq, -
(alquilo de C;-C¢)-0O-(alquilo de C1-C¢), -(alquilo de Ci1-Cg)-
NR*R*, -(alguilo de C;-C¢)-C(=0)NR**RY?, -(alquilo de C,-Cg)-O-
(alquilo de C;-C4)-0-(alquilo de C;-Cq), cada uno de los cuales
se puede sustituir optativamente en uno o mas A&tomos de
carbono con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, alcoxi de C;-Cq, hidroxi, amineo,
ciano y perfluoro alquilo de C;-Cs;

R y RY se seleccionan independientemente del grupo
formado por H, alquilo de C;-Cg, alquenilo de Cy-Cg, algquinilio
de Cz;-Cs, -(alquilo de C;-C¢)-0O-{alquilo de C;-C¢), arilo,
aralquileo, heterocarilo, cicloalguilo de C3-Cq, un anillo
heterociclico que contiene hasta 3 hetercdtomos, cada uno de
los cuales se puede sustituir optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemnete de halo,
alquilo de Ci1-Cq, alquenilo de C;-Cs, alcoxi de C,-Cg, hidroxi,

amino, ciano y perfluoro alquilo de C;-Cs;
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o R y RY se pueden tomar juntos para formar un anillo
heterociclico de tres a doce miembros gque tiene hasta 3
hetercatomos que se se sustituye optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo,

5 alquilo de C;-Cq, alquenilo de Cy-Cq, alcoxi de C;-Cq o0XoO,
hidroxi, amino, ciano y perfluoro algquilo de C;-Cs;

n se selecciona de 0 a 4; y

m se selecciona de 0 a 3.

10 18. Un compuesto caracterizado porque tiene la férmula XI:
H
y
N
JOU
0 H
R43\ le) SN
s
R34 R1
{R?),
(XI)
© una sal o hidrato farmacéuticamente aceptable de é&l, en
donde:
R! se selecciona del grupo formade por arilo, -(CHz)y-

15 NRPRY, -X-R'Y, -0-(CH;),-CO:R', -0-(CHy),~C(=0)NRYRY, -0-(CHp),-
heteroarilo, -0-{CH;),-cicloalquileo, —O-C(=O)—(CHﬁy—NRnR“, -0~
(CHz) ,-NR’R',  -NH-C (=0) - (CHy) ,~NR'’RY?, -NH-C (=0) -X-R'?, ~NH-
(CHz) y-NRR;

R'? se selecciona del grupo formado por alquilc de C;-Cs,

20 -{alquilo de C;-Cs)-0-(alquilo de C;-Cg¢), -{alquilo de C;-Cg)-
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NR'®R'Y!, -(alquilo de C;-Cg)-C{=0)NR**R'", -{alquiloc de C;-Cg)-0-
(algquilo de C;-Cg)-O-{alguile de C;-Cg¢), arilo, aralquilo,
hetercarilo, cicleoalquilo de C3-C;, un anillo heterociclico de
tres a doce miembrosque contiene hasta 3 heterocdtmos, cada uno
de los cuales se puede sustituir optativamente en uno o mas
atomos de carbono con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, alcoxi de C;-Cq, hidroxi, amino,
ciano y perfluoro algquilo de C;-Cj;

RY¥ y R"™ se seleccionan independientemente del grupo
formade por H, alquilo de C;~Cg, alquenilo de C,-Cg, alguinilo
de C»-Cg, -(alquilo de C;-C4)-0-(alquilo de C;-Cg}, -{alquilo de
C1-Cg) -NR**RY7, -{alquilo de C1-C¢) -C (=0) NR*®R!?, arilo,
aralquilo, heterocarilo, cicloalquilo de C3-Cs, un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que contiene hasta 3
hetercatomos, cada uno de los cuales se sustituye
optativamente con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, alquilo de C;-Cs, alguenilo de C,-
Ce, cicloalquilo de (C3-C;, alcoxi de C;-Cs, hidroxi, amino,
ciano y perfluorcalquilo de C;-Cs:

o R® y R* se pueden tomar juntos para formar un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que tiene hasta 3
hetercdtomos que se sustituye optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo,
alquilo de C;1-Cq¢, alquenilo de C,-Cgs, alcoxi de C,-Cq ox0,

hidroxi, amino, ciano y perfluorocalguiloc de C;-Cji;
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X se selecciona de un enlace covalente, 0, NH, y alquilc de
C1-Cs:

R"® se selecciona del grupo formado por H, arilo,
heterocarilo, cicloalguilo de C3-Cy;, un anillo heterociclico de
tres a doce miembros que contiene hasta 3 heterodtomos, cada
uno de los cuales se puede sustituir optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo,
alquilo de C;-Cg¢, algquenilo de C;-Cq, alcoxi de C;-Cs, hidroxi,
amino, ciano y perfluro alguilo de C;-Cs,

o R se selecciona de -(alquilo de C;-C¢)-O-(alquilo de Ci-
C¢), -(alquilo de C;-Cg)-NR'RY, -CO,R!®, -0O~(CH,),-CO.R®, vy
-C (=0) NR'®RY";

R'®* y R' se selecciona independientemente del grupo formado
por H, alquilo de C;-Cg, alquenilo de C,-Cg, alquinilo de C,-Cg,
-(alquilo de C;-Cg)-0O-{alquilo de C;-Cq¢), arilo, aralguilo,
hetercarilo, cicleoalquilo de Ci-Cy, un anillo heterociclico de
tres a doce miembros que contiene hasta 3 hetercatomos, cada
uno de los cuales se puede sustituir optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo,
alquilo de €;-C¢, alquenilo de C,-C¢, alcoxi de C;-Cs, hidroxi,
amino, ciano y perfluorc alquilo de C;-Cs;

o R 1% R se pueden tomar Jjuntos para formar un anillo
heterociclico de tres a doce miembros gue tiene hasta 3
hetercdtomos que se sustituye optativamente con 1 a 3

sustituyentes seleccionados independientemente de halo,
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alquilo de C;-Cg, alquenilo de C,-Cq, alcoxi de C;-Cq, oXoO,
hidroxi, amino, ciano y perfluoro algquilo de C;-Cj;

R*® se selecciona del grupo formade por H, arilo,
aralguilo, hetercarile, alquilo de C;—-Cg, -(algquilc de C;-Cg)-0-
(alquile de C1-Cg), -(alguilo de Ci;-Cg)-NR'R!7, -(alquilo de C;-
Cs)-0-(alquilo de C;-C¢)-0-(alquilo de C;-C4), cada uno de los
cuales se puede sustituir optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo, alcoxi
de C;-C¢, hidroxi, amino, ciano y perfluorcalquile C;-Cs;

X se selecciona de 0 a 6;

y se selecciona de 0 a 6;

z se selecciona de 2 a 6;

cada R? se selecciona independientemente del grupo formado
por alquilo inferior, CN, halo, hidroxi, alcoxi inferior,
amino, y perfluorocalquilo inferior;

cada R’ se selecciona independientemente del grupo formado
por alquilo inferior, CN, halo, hidroxi, alcoxi inferior,
amino, y perfluoroalquile inferior;

R®” y R* se seleccionan independientemente del grupo
formado por H, alquilo de C;-Cs, alquenilo de Cp-Cg, alquinilo
de C;-Cg, -{alguilo de C;-Cq)-0O-(alquilo de C;-Cq), -{alguilo de
C1-Cg) -NR**RY7, -(alquilo  de  Ci1-Cg)-C(=0)NRRY, arilo,
aralquilo, hetercarilo, <cicloalquilo de C3-Cy, un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que contiene hasta 3

heteroatomos, cada uno de 1los cuales se puede sustituir
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optativamente con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemnete de halo, alquilo de C;-Cq, alquenilo de Cp-
Ce, cicloalquilo de C3-C;, alcoxi de C;-Cs, hidroxi, amino,
ciano y perfluoroalguilo de C;-Cj;

o R” y R* se pueden tomar juntos para formar un anillo
heterociclico que tiene hasta 3 heterocidtomos que se sustituye
optativamente con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, alquilo de C;-Cg, alquenilo de Cz-
Ce, alcoxi de C1-Cg, 0Xo, hidroxi, amino, ciano y
perfluorcalquilo de Ci1-Cs;

R'*®* y RY se seleccionan independientemente del grupo
formado por H, algquilo de C3;-Cg, algqueniloc de C;-Cg, alguinilo
de C3;-Cs, -f(alquilo de C(C;-Cq)-C-{alguilo de C;-Cq), arilo,
aralquilo, heterocarilo, cicloalgquilo de (C3-Cs, un anillo
heterociclico de tres a doce miembros gque contiene hasta 3
heteroatomos, cada uno de los cuales se puede sustituir
optativamente con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, alquilo de C;-Cg, alquenilo de Cp-
Ce, alcoxi de C;-Cg, hidroxi, amino, c¢iano y perfluorocalquilo
de C;-Cj;

o R*® y R' se pueden tomar juntos para formar un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que tiene hasta 3
hetercatomos que se sustituye optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo,

alquilo de C;-Cq, alguenilo de C;-Cg¢, alcoxi de C;-Cg, 0Xx0,

79
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hidroxi, amino, c¢iano y perfluorcalguilo de C;-Cs;

n se selecciona de 0 a 4; y

m se selecciona de 0 a 3.

19. Un compuesto caracterizado porque tiene la férmula XII:

RS
Ill\
N
R N/O:/
. .
(RY,
=N R

(R%),
X111

0 una sal o hidrato farmacéuticamente aceptable de é1 en

donde:

R' se selecciona del grupo formado por -(CHy),-NR™RY, -0-

10 (CHp)y-COpR', -0-(CH),~C(=0)NRR**, -0-(CH;),~heteroarilo,

-0- (CHy)y-cicloalquilo,  -0-C(=0}-(CHp),~NRVR'",  -0-(CHy),.-

NR™RY, -NH-C(=0)- (CH;) ,~NR’R!, -NH-C (=0) -X-R', -NH-(CH3) y-

NR13R14 ;

R se selecciona del grupo formado por alquilo de C;-Cg,

15 (alquilo de C;-Cg)-0-(alquilo de C1;-Cq), -(alquilo de C;-Cg)-
NR'®R'?, -(alquilo de C;-C¢)-C(=0)NR'6R!?, -(alquilo de C;-Cg)-0-
(alguilo de C;-Cq)-0-{alquilo de C3-C¢), arilo, aralquilo,
heterocarilo, cicloalquilo de C3-C,, un anillo heterociclico de
tres a doce miembros que contiene hasta 3 heterocatomos, cada

20

uno de los cuales se puede sustituir optativamente en uno o
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mds &tomes de carbono con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente del grupo formado por halec, alcoxi de Ci1-Cg,
hidroxi, amino, ciano y perfluorcalquilo de C;-Cjz;

R'? v R se seleccionan independientemente del grupo
formado por H, alquilo de Ci;-Cg, alguenilo de C;-Cg, alquinilo
de Cp;-Cg, -(alquilo de C;-C¢)-~0-(alquilc de C;-Cq), -{alquilo de
C1-Cg) -NR'®RY7, -{alquilo de C1-Cg) —C (=0) NR'*R?’, arilo,
aralquileo, hetercarile, cicloalgquilo de C3-Cy, un anillo
heterociclico de tres a doce miembros gque contiene hasta 3
hetercatomos, cada uno de los cuales se puede sustituir
optativamente con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, algqulo de C;-Cs, alquenilo de C;-Cg,
cicloalquilo de C3-C,;, alcoxi de C3-C¢, hidroxi, amino, ciano y
perfluorcalquilo de Ci-Cs;

o R® y R se pueden tomar juntos para formar un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que tiene hasta 3
heteroatomos que se sustituye optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccicnados independientemente de halo,
alquilo de C(C;-Cg, algquenilo de (;-Cg, alcoxi de (C;-Ce,
cicloalquilo de C3-Cq, 0Xo, hidroxi, amino, Y clano
perflucroalquilo de C;-Ci;

X se seleccilona de un enlace covalente, 0O, NH, y alquile de
Cy1~Ceg»

R se selecciona del grupo formado por H, arilo,

hetervarilo, c¢icloalgquilo de C3-C;, un anillo heterociclico de
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tres a doce miembros que contiene hasta 3 hetercatomos, cada
uno de los cuales se puede sustituir optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halc,
alguilo de C;-Cg¢, alquenilo de C,;-Cq, alcoxi de C1-Cs, hidroxi,
amino, ciano perflurcalquilo de C;-Csj,

o R} se selecciona de -(alquilo de Ci-Cg)-0-(alguilo de
C1-Cg), -({alquilo de C;-Cg)-NRYM™RY, -CO2R!®, -0-(CH,),-CO.R'®, vy
-C(=0) NR'®RY;

R*® y R'Y se seleccionan independientemente del grupo
formado por H, alguilo de C;-Cg, alguenilo de C;-Cg, alquinilo
de C;-Cg, -(alquilo de C;-C4)-0-{alquilo de C;-C¢), arilo,
aralguilo, heterocarilo, «cicloalquileo de (C3-Cy, un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que contiene hasta 3
hetercatomeos, cada uno de los cuales se puede sustituir
optatitivamente con 1 a 3 sustituyentes selecciocnados
independientemente de halo, alquilc de C;-Cs, algquenilo de Cu-
Ce, alcoxi de (C1-Cq, hidroxi, amino, ciano y perfluorcalguilo
de C;~Cjy;

o R y R pueden tomarse juntos para formar un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que tiene hasta 3
heteroatomos que se sustituye optativamente con 1 a 3
sustituyentes selecciconados independientemente de halo,
alquilo de C;-Cg¢, alquenilo de C3-C¢, alcoxi de C;-Cs, oxo0,
hidroxi, amino, ciano y perfluorcalquilo C;-Cs;

R¥ se selecciona del grupo formado por H, arilo,

SZ
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aralquilo, heterocarilo, alquilc de C;-C¢, —-({alquilo de C;-Cg) -0~
(alquilo de C;~C¢), -(alquilo de C;-Cg)-NR!®R'7, ~(alquilo de C;-
Ce)-0O-(alquilc de C;-Cg)-0-{alquilo de C;-Cg), cada uno de los
cuales se puede sustituir optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo, alcoxi
de C1-Cq¢, hidroxi, amino, ciano y perfluorcalquilo de C;-Cjy;

X se selecciona de 0 a 6;

y se selecciona de 0 a 6;

Z Se selecciona de 2 a 6;

cada R? se selecciona independientemente del grupo formade
por alquilo inferior, CN, halo, hidroxi, alcoxl inferior,
amino, y perfluorcalquilo inferior;

cada R?® se selecciona independientemente del grupo formado
por alquilo inferior, CN, halo, hidroxi, alcoxi inferior,
amino, y perfluocrcalquilo inferior;

R!' se selecciona de -(CH;),-NR¥R%, -Y-R*, -0-(CH,).-CO,R*?,

-0~ (CHz) 5~C (=0) NR*’R**, -0- (CHz) s~heteroarilo, -0~ (CHz) a-
cicloalguilo, -0O-C (=0) - (CHz) .~NR**R*¢, ~0- (CHp) «~NR*RY, -NH-
C(=0) - (CHz) ,-NR*’R*, -NH-C(=0)-Y-R*®, -NH-C (=0}~ (CHz) ,~NR**R%*;

R*¥ se selecciona del grupo formado por alquilo de C;-Ce, -
(alquilo de C;-Cg)-0O-(alquilo de C1-C¢), ={alquilo de Ci{-Cg)-
NR**R*’, -(alquilo de C;-Cg)-C(=O}NR*®R*’, -(alquilo de C;-Cg)-O-
(alguilo de C;-Cg)-0-(alquilo de C;~Cq), cada uno de los cuales
se puede sustituir optativamente en uno o mas &tomos de

carbono con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
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independientemente de haloc, alcoxi de C;-Cs, hidroxi, amino,
cianc y perfluoroalquilo de C;-Cs;

R¥? y RY™ se seleccionan independientemente del grupo
formado por H, alquilo de C;-Cg, alquenilo de Cz-Cg, alquinilo
de Cy-Cg, —-(alquilo de C;-Cg)-0O-(alquilo de C;=Cs), -(alquilo de
C1-Cg) -NR**R?’, -(alquilo de C1-Cg) —C (=0) NR**R"7, arilo,
aralquileo, hetercarilo, cicloalquilo de C3-Co, un  anillo
heterociclico de tres a doce miembros que contiene hasta 3
heterodtomos, cada uno de los cuales se puede sustituir
optativamente con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, alquilo de C;-Cq, alquenilo de C,-
Cs, cicloalquilo de C3~Cy;, alcoxi de C;-Cq, hidroxi, amino,
ciano y perfluorocalqulo de C;-Cs;

o R"”® y R* se pueden tomar juntos para formar un anillo de
tres a doce miembros gque tiene hasta 3 heterodtomos que se
sustituye optativamente con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, alquilo de C;-Cg, alquenilo de Cp-
Cs, alcoxi de C1-Ce, oX0, hidroxi, amino, ciano \%
perfluoroalquilo de C;-Cs;

Y se selecciona de un enlace covalente y NH

R*® se selecciona del grupo formado por H, arilo, -(alquilo
de C;-Cg¢)-0-(alquilo de C1-Cs, -{alquilo de C;-Cg)-NR*RY,
CO.R*, -0-(CH;)},-CO-R*®, y -C(=0)NR*R*,

R*® y R se seleccionan independientemente de H, alquilo de

Ci-Cs, alquenilo de C3-Cy, alquinilo de Cp;-Cz, -{alquilo de C;-
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Cg) ~O-({alguile de C;1-C¢), arilo, aralquilo, hetercarilo,
cicloalquilo de Ci-Cq, un anillo heterociclico de tres a doce
niembros que contiene hasta 3 heteroatomos, cada uno de los
cuales se puede sustituir optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo,
alguilo de C3-Cq, alguenilo de C;-Cs, alcoxi de Ci;-Cs, hidroxi,
amino, ciano y perfluorcalqulec de C;~Cs;

o R* y RY se pueden tomar juntos para formar un anillo
heterociclico de tres a doce miembros gque tiene hasta 3
hetercatomos gue se sustituye optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo,
alquilo de C;-Cq, alquenilo de C,-Cq, alcoxi de C;-Cq, oxo0,
hidroxi, amino, ciano y perfluorocalquilo de C;-Ci;

R se selecciona del grupo formado por H, arilo,
aralquilo, heteroarilo, alquilo de C;-Cg, —-(alguilo de Ci;~Cg)-0-
(alquilo de C1-C¢), -(alquilo de C;-C¢)-NR°RY, -(alquilo de C;-
Ce) -O-(alguilc de C1-C¢)~0-(alquilo de C;-C¢), cada uno de los
cuales se puede sustituir optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo, alcoxi
de C;-C¢, hidroxi, amino, ciano y perfluorcalquilo de C;-Cs;

a se selecciona de 0 a 6;

b se selecciona de 0 a 6;

¢ se selecciona de 2 a 6;

R®> se selecciona del grupo formado por H, alquilo de C;-Cg,

- {CHz) ¢=C (=0} -NR*3r®*,

SN
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-C{=0} - (CHz} g-NR*®R®, -C(=0)}-X-R*®, y —C(=0) - (CHz) o~-NR¥*R>*;

R*? y R*® se seleccionan independientemente del grupo
formado por H, alquilc de C;-Cs, alquenilo de C;-Cg, alquinilo
de C;-Cg, =-(alquilo de C;-C¢)-0-({alquilo de C;-C¢), -(alquilo de
C.-Cg) ~NR**R?’, -{alquilo de C1-Cg) —C (=0) NR**°R*7, arilo,
aralquile, heteroarilo, cicloalquilo de C3-C;, un anillo de
tres a doce miembros gue contiene hasta 3 heterocatomos, cada
unc de los cuales se puede sustituir optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo,
alquilo de C;-C¢, alquenilo de C;-Cg, cicloalquilo de Cs-C,,
alcoxi de C;-Cg¢, hidroxi, amino, ciano y perfluorcalgquilo de
Ci1-Cj3;

o R>»® y R® se pueden tomar juntos para formar un anillo de
tres a doce miembros gue tiene hasta 3 heteroadtomos que se
sustituye optativamente con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, alquilo de C;-C4, alquenilo de Cj-
Cs, alcoxi de Cy1-Cq, cicloalquilo de C3;-C;, oxo, hidroxi, amino,
ciano y perfluorocalquilo de C;-Cj3;

R se selecciona del grupo formado por H, arile, -{alquilo
de C31-Cg)-0-(alquilo de Ci1-Cq), -(alqulo de C;-Cg)-NR®RY’,
COsR®®, -0O-(CH;)e~CO,R%®, y —C(=0)NR®®RY’,

R*® y R® se seleccionan independientemente del grupo
formado por H, alquilo de C;-Cs, alquenilo de C,-Cs, alguinilo
de C;-Cg, -(alqulio de C;-C¢)-0-{alqulo de C1-C¢), arilo,

aralquilo, heteroarilo, cicloalquilo de C3-Cy, un anillo
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heterociclico de tres a doce miembros gque contiene hasta 3
hetercdtomos, cada uno de los cuales se sustituye
optativamente con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, alquilo de C;-Cq, alquenilo de C,-
Ce, alcoxi de C;-Cq, hidroxi, amino, ciano y perfluoroalquilo
de C:-Cj3;

o R® y R® se pueden tomar juntos para formar un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que se sustituye
optativamente con 1 a 3 sustituyentes seleccioconados
independientemente de halo, alquilec de (C;-Cg, alguenilo de C,-
Cs, alcoxi de C,-Ce, 0X0, hidroxi, amino, ciano y
perfluorcalquilo de C;-Cs;

R*® se selecciona del grupo formado por H, arilo,
aralquilo, heteroarilo, alquilo de C;-Cs, -(alguilo de C.-Cg)-0-
(alguilo de C;-C¢), -{alquilo de C1—C6)-NR5%97, -{alquilo de C;-
Cs) -O-(alquilo de C;-Cq)-0-(alguilo de C;-Cg), cada uno de los
cuales se sustituye optativamente con 1 a 3 sustituyentes
seleccionados independientemente de halo, alcoxi de Ci1-Cg,
hidroxi, amino, ciano y perfluoroalguilc de C;-Cs;

d se seleccicna de 0 a 6;

€ se selecciona de 0 a 6;

R® se selecciona del grupo formado por H, algquilo de Cy1-C¢, -
(CHp) ,—C (=0) -NR®*R®,

—C (=0) - (CHz) . ~NR**R*, -C(=0)-X-R®, y ~C(=0)- (CH,) ,~NR®R®;

S/
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R®” y R*™ se seleccionan independientemente del grupo
formade por H, alquilo de C;-Cy, alqueniloc de C;-Cg, algquinilc
de Cp-Cg, -({alquilo de C4-C4)-0-({alquilo de C;-Cq), -{alquilo de
C1-Cg) ~NRO®R®7, - (alquilo de C1-Cg) -C (=0) NR®®R®7, arilo,
aralquilo, heterocarilo, cicloalquilo de C3-C;, un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que contiene hasta 3
heterocatomos, cada uno de los cuales se sustituye
optativamente con 1 a 3 sustituyentes seleccicnados
independientemente de haloc, alquilo de C;-Cg, alquenilo de C,-
Csr cicloalquilo de C3-Cy;, alcoxi de C;-C¢, hidroxi, amino,
ciano y perfluoroalquilo de C;-Cj;

o RS y R% gse pueden tomar juntos para formar un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que tiene hasta 3
heterdatomos que se sustituye con 1 a 3 sustituyentes
seleccionados independientemente de halo, alquilc de (C;-Cs,
alquenilo de C,-Cq, alcoxi de C;-Cg, cicloalquilo de Cs3-C;, oxo,
hidroxi, amino, ciano y perfluorcalquilo de C;-Cs;

R® se selecciona del grupo formade por H, arilo, -({alguilo
de C;-Cg)-0-(alquilo de C;~Cq¢), -{alquilo de C;-Cg)-NR®®R®?,
-CO2R®®, -0O-(CHz)s-COR®, y -C(=0)NR**R¥,

R®® y R® se selecciona independientemente del grupo formado
por H, alquilo de C;-Cs, alquenilo de C;-Cz, alguinilo de C;-Cg,
-(alquilc de C;1-C4)-0O-{alguilo de C;-Cgq), arilo, aralquilo,
heterocarilo, cicloalquilo de C3-Cy, un anillo heterociclico de

tres a doce miembros gue contene hasta 3 heteroatomos, cada
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uno de los cuales se sustituye con 1 a 3 sustituyentes
seleccionados independientemente de halo, alguilo de C(C;-Cg,
algquenilo de C;-Cq, alcoxi de Cy1-Cg¢, hidroxi, amino, ciano y
perfluorocalquilo de C;-Cs;

o R®*® y R® se pueden tomar juntos para formar un anillo de
tres a doce miembros que tiene hasta 3 heterodtomos que se
sustituye optativamente con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, alquilo de C;-Cg¢, alguenilo de C;-
Cs, alcoxi de C1-Cg, oXo0, hidroxi, amino, ciano Y
perfluorocalquilo de C;-Cs;

R*® se selecciona del grupo formado por H, arilo,
aralquilo, heteroarilo, alquilo de C;-Cq, -{alquilo de C;-Cg)-0-
(alguilo de C3-C¢), -(alquileo de Cf{k)—NRsﬁf7, -(alquilo de C;—
Ce)-O-(alquilo de C;-Cg)-0-{alquilc de C;-C¢), cada uno de los
cuales se puede sustituir con 1 a 3 sustituyentes
seleccionados de halo, alcoxi de Cy-Cg, hidroxi, amino, ciano y
perfluoroalquilo de C;-Cjy;

r se selecciona de 0 a 6;

S se selecciona de 0 a 6;

n se seleccicna de 0 a 4;
m se selecciona de 0 a 3; vy

p se selecciona de 0 y 1.

20. Un compuesto caracterizado porque tiene la férmula

XII,:
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(R%

(R,
XlIl,

0 una sal o hidrato farmacéuticamente aceptable de él, en
donde:

R' se selecciona del grupo formado por -(CHz),~NRYVR!Y, -0-
(CHZ)y"CO2R12r ‘O—(CHz)y-C(=O)NR13RM, -0~ (CHy) y-heteroarilo,

-0~ (CHz) y-cicloalquilo, -0-C(=0)-{CH,),~-NR’R", -0-(CH,),-NRYR*,
-NH-C{=0) - (CHz) y-NR™R', -NH-C(=0)-X-R'®, -NH-(CHz),~NR}?R*;

R' se selecciona del grupo formado por alquilo de C;-Cs,
-(alquileo de C;-Cg)-0-(alquilo de C;-C¢), =-(alquilo de C;-Cg)-
NR'®R'", -(alquilo de C;-Cg¢)-C(=0)NR'R'’, -(alquilo de C;-Cg)-O-
(alquilo de C;-Cg¢)-0-{alquile de C,-C¢), arilo, aralguilo,
hetercarilo, cicloalquilo de C3~C;, un anillo de tres a doce
miembros gque contiene hasta 3 heterodtomos, cada uno de los
cuales se sustituye optativamente en uno o mas Aatomos de
carbono con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, alcoxi de C;-C¢, hidroxi, amino,
ciano y perfluorcalquilo de C;-Cj;

R® y RY™ se seleccionan independientemente del grupo
formado por H, alquilo de C;-Cg, alquenilo de C;-Cg, alquinilo

de C;-Cq, -(alquilo de C;-Cg)-0-(alquilo de C;-Cq), -{algquilo de
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Cl—Cs)—NRI%ﬂ7, - (algulo de CJ—CE)-C(=O)NRlﬁ97, arilo, aralgquilo,
heterocarilo, cicloalquilc de C3-Cy, un anillo heterociclico de
tres a doce miembros gue contiene hasta 3 heteroatomos, cada
uno de los cuales se puede sustituir optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo,
alquilo de C;-Cq, alquenilo de C;-Cg, cicleoalguilo de C3-Cy,
alcoxi de .C;-C4, hidroxi, amino, c¢iano y perfluorcalguilo de
C1-Cs;

o R*” y R también se pueden tomar juntos para formar un
anillo heterociclico de tres a doce miembros que tiene hasta 3
neteroatomos que se sustituye optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo,
alquiloc de (C;-Csg, alquenilo de C»-Cg, alcoxi de (C;-Cs,
cicloalguilo de C3-Cy, 0xo, hidroxi, amino, ciano y
perfluorcalquilo de Ci-Cs;

X se selecciona de un enlace covalente, O, NH, y alquilo de
Ci1-Ces

R se selecciona del grupo formado por H, arilo,
heteroarilc, cicloalquilo de C3-Cy;, un anillo heterociclico de
tres a doce miembros gue contiene hasta 3 heterocatomos, cada
uno de los cuales se sustituye optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente del grupo
formado por halo, alquilo de C;-Cs, alquenilo de C;-Cq, alcoxi
de C3-Cg, hidroxi, amino, ciano y perfluorcalquilo de C;-Cj,

o R se selecciona de -(alquilo de C;-Cg)-O-(alquilo de C;-

74
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Ce), -(alguilo de C;-Cg)-NRRY’, -CO,R'®, -0-{(CH.)4-CO.RY®, vy
-C (=0) NR'*RY7;

R'® y R se selecciona independientemente del grupc formado
por H, alquilo de C;-Cg, alguenilo de C;-Cg, alquinilo de C;—Cg,
-(algquilo de C;-C¢)-0O~(alquilo de C;-C4), arilo, aralgquilo,
heterocarilo, cicloalguilo de C3-C;, un anillo heterociclico de
tres a doce miembros que contiene hasta 3 heteroatomos, cada
uno de los cuales se puede sustituir con 1 a 3 sustituyentes
seleccionados independientemente de hale, algquilo de C;-Cg,
alquenilo de C;-Cq, alcoxi de C1-C¢, hidroxi, amino, ciano vy
perflucrcalquilo de C;-Cj3;

o R'™® y RY se pueden tomar juntos para formar un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que tiene hasta 3
heteroadtomos que se sustitye optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo,
alquilo de C;-Cq¢, alquenilo de C,-Cq, alcoxi de C;-Cq, oOXoO,
hidroxi, amino, ciano y perfluorocalquilo de C;-Cs;

R se selecciona del grupo formado por H, arilo,
aralquilo, heteroarilo, alquilo de C;-C¢, -{alquilo de C;-Cg)-0-
(alquilo de C1~Cg), -(alquilo de C;-Cg)-NRYR!Y7, -(alquilo de C;-
Ce) -O-(alguilo de C;-C¢)-0-(alguilo de C;-C¢), cada uno de los
cuales se sustituye optativamente con 1 a 3 sustituyentes
seleccionados independientemente de halo, alcoxi de C;-Cg,
hidroxy, amino, ciano y perfluoroalquilo de C;-Cj;

X se selecciona de 0 a 6;
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y se selecciona de 0 a 6;

z se selecciona de 2 a 6;

cada R? se selecciona independientemente del grupo formado
por alquileo inferior, ¢N, halo, hidroxi, alcoxi inferior,

5 amino, y perfluorcalquilo inferior;

cada R® se selecciona independientemente del grupo formado
por algquilo inferior, CN, halo, hidroxi, alcoxi inferior,
amino, y perfluorocalquilo inferior;

n se selecciona de 0 a 4; vy

10 m se selecciona de 0 a 3.

21. El compuesto de la reivindicacidén 20, caracterizado
porque R' se selecciona de -NRYR', -NH-C(=0)~(CHy),~NR¥RY,
NH-C (=0) -X-R'®, y -NH- (CH,) ,~NR’RY,

15
22. El compuesto de 1la reivindicacién 1, caracterizado

porque tiene la férmula XIIy:

I

|
N

N

2

4

0
SN HN’l\R7

H

(R
2
(R0 X1,

0 una sal o hidrato farmacéuticamente aceptable de é1, en

20 donde:
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R’ se selecciona del grupo formado por -(CHz},~NR“RY, y X-
RS,

R13 y R se seleccionan independientemente del grupo
formado por H, alquilo de C;-Cg, alquenilo de C;-Cg, alguinilo
de C;-Cg, -(alquilo de C;-C4)-0-(alquilo de C;-Cs), -(alquilo de
Cl—Ce)—NRlﬁﬁv, -{alquilo de C1-Cg) -C (=0) NR*¢RY7, arilo,
aralquilo, heteroarilo, «cicloalquilo de (C3-C;, un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que contiene hasta 3
hetercatomos, cada uno de los cuales se sustituye
optativamente con 1 a 3 sustituyentes seleccicnados
independientemente de halo, alquilo de C;-Cq, alguenilo de C,-
Cs, cicloalquilo de C3-C;, alcoxi de C;-C¢, hidroxi, amino,
clano y perflucroalquileo de C;-Cs;

o RY y RY se pueden tomar juntos para formar un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que tiene hasta 3
heterocatomos que se sustituye optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionadoes independientemente del grupo
formdo por halo, alquilo de C;-C4, alquenilo de C,-C¢, alcoxi de
C1-C¢, cicloalquilo de C3-Cy, oxo, hidroxi, amino, ciano vy
perfluorocalquilo de C;-Cs;

X se selecciona de un enlace covalente, O, NH, y alquilo de
Ci-Ces

R se selecciona del grupo formado por H, arilo,
heteroarile, ciclaolquilo de C3-Cq, un anillo de tres a doce

miembros que contiene hasta 3 hetercdtomos, cada uno de los

&Y
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cuales se puede sustituir optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo,
alquilo de C,-Cq, alquenilo de C,-C4, alcoxi de C;-Cq, hidroxi,
amino, ciano perflucoroalgquilo de C;-Cs,

o R se selecciona de -{alquilo de C;-Cg)-0O-(alquilo de C;-
Ce), -(alguilo de C;-Cg)-NR®RY, -CO,R!®, -0O-(CH,).-CO.R'Y®, y
-C{=0)NR'*R'";

R'* yv R! se seleccionan independientemente del grupo
formado por H, alquilc de C;-Cs, alquenilo de Cy;-Cg, alquinilo
de C;-Cg, -{alguilo de C(C;-C¢)-0-{alquilc de C;-C¢}, arilo,
aralquilo, Thetercarilo, cicloalqulio de C3-C3, un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que contiene hasta 3
heteroatomos, cada uno de los cuales se puede sustituir
optativamente con 1 a 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de halo, alguilec de C;-Cg, alquenilo de Cp-
Ce, alcoxi de C;-Cq, hidroxi, amino, c¢iano y perfluoroaiquilo
de C;-Cj;

o R'¥ y RY se pueden tomar juntos para formar un anillo
heterociclico de tres a doce miembros que tiene hasta 3
hetercatomos que se sustituye optativamente con 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente de halo,
algquilo de C3-Cg, alquenilo de C,-Cq, alcoxi de C;-C4, o0xoO,
hidroxi, amino, ciano y perfluorocalquilo de C;-Cs;

R!'® se selecciona del grupo formado por H, arilo,

aralquilo, hetercarilo, alguilo de C;-Cg, -(alquilo de C;-Cg)-0-
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(alquilo de C;-C¢), =-(alquilo de C;-Cg)-NR'®RY’, -(alquilo de C;-
Cs) -0O-{alquilo de C;-C4)-0O-{alquilo de C;-Cq), cada unc de los
cuales se sustituye con 1 a 3 sustituyentes selecciocnadoes
independientemente de halo, alcoxi de C;-Cq, hidroxi, amino,
ciano y perfluorcalquilo de C;-Cs;

x se selecciona de 0 a 6;

y se selecciona de 0 a 6;

cada R? se selecciona independientemente de alquilo
inferior, CN, halo, hidroxi, alcoxi inferior, amino, Y
perfluorcalquilo inferior;

cada R’ se selecciona independientemente de alquilo
inferior, CN, hale, Thidroxi, alcoxi inferior, amino, y
perfluorocalquilo inferior;

n se selecciona de 0 a 4; y

m se selecciona de 0 a 3.

23. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1,
caracterizado porque se selecciona del grupo formado por:

2-{3-(4-(1H-indazol-5-ilamino) quinazolin-2-i1) fenoxi) -N-
isopropilacetamida,

2-(3-(4-(1H-indazol~-5-ilamino)quinazolin-2-il) fenoxi) -N- (2-
metoxietil)acetamida,

2-(3-(4-(1H-indazol~5-ilamino)quinazolin-2-il) fenoxi)-N-
(piridin-3-il)acetamida,

2-(3-{4~(1lH-indazel-5-ilamino)quinazolin-2-1il) fenoxi)-1-{4-
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metilpiperazin-1-il)etanona,
2-(3-(4-(1H-indazol-5-ilamino) quinazolin-2-il) fenoxi)-1-
morfolinoetanocna,
2-(3-{4-(1H-indazol-5-ilamino)guinazolin-2-il) fenoxi)~-N-
5 metilacetamida,
2-{(3-({4-(1lH-indazol-5-ilamino)quinazolin-2-il) fenoxi)-N-
((R)-pirrolidin-3-il)acetamida,
2-(3-(4-{1H-indazol~-5-ilamino)quinazolin-2-il) fenoxi) -N-
((S)-pirrclidin-3-il)acetamida,
10 2~(3-{4-(1H-indazol~5-ilamino)quinazolin-2-il) fenoxi)-N-
({R)-tetrahidrofuran-3-il)acetamida,
2-{3-(4-(1H-indazol-5-ilamino)quinazolin-2-il) fenoxi)-1-
{(piperidin-1-il)etanona,
2-(3-(4-(1H-indazol-5-ilamino)gquinazolin-2-il) fenoxi) -N-
15 terc-butilacetamida,
2=-(3-(4-(1H-indazol-5-ilamino)quinazolin~-2-il) fenoxi) -N-
etilacetamida,
2-(3-(4-(1H-indazol-5-ilamino) quinazolin-2-il) fenoxi) -N-
(cianometil)acetamida,
20 2-{3-(4-(1H-indazol-5-ilamino)quinazolin-2-il1) fenoxi) -N-
ciclobutilacetamida,
2-(3- (4~ ({1H-indazol-5-ilamino}quinazolin-2-il) fenoxi) -N-
isobutilacetamida,
2-(3~(4-(1lH-indazol-5-ilamino)quinazolin-2-il) fenoxi} -N-

25 (2,2,2-trifluoroetil)acetamida,

o7
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2-(3-(4-(1H-indazol-5-ilamino}quinazolin-2-il) fenoxi) -N-
ciclohexilacetamida,
2-(3-{4-{1lH-indazol-5-ilamino)quinazolin-2-il) fenoxi)-N-
necpentilacetamida,
2-{3-(4-(1lH-indazol-5-ilamino)quinazolin-2-il) fenoxi)-N-
{(prop-2-inil)acetamida,
N-(3-(4-(1lH-indazol-5-ilamino)quinazolin-2-il) fenil)-4-
metilpiperazin-l-carboxamida,
3-(3-(4-(lH-indazol-5-ilamino)quinazolin-2-il) fenil)-1,1-
dimetilurea,
N-(3-(4-(1H-indazol-5-ilamino)quinazolin-2-il) fenil}-2-
metoxiacetamida,
metil 2-(3-(4-(1lH~-indazol-5-ilamino)guinazolin-2-il)
fenilamino)-2-oxcacetato,
1-(3-(4-(1H-indazol-5-ilamino)quinazolin-2-il) fenil)-3- (2~
(dimetilamino)etil)urea,
N-(3-(4~(1lH-indazol-5-ilamino)quinazolin-2-il) fenil)-2-
morfolincacetamida,
N-(3-(4-(1lH-indazol-5-ilamino)gquinazolin-2-il)fenil}-3-(4-
isopropilpiperazin-1-il)propanamida,
N-{3-(4-(1lH-indazol-5-ilamino)quinazolin-2~il) fenil)
piperidin-4-carboxamida, vy
N-(3-(4-(lH-indazol-5~ilamino)-6-(2-metoxietoxi)guinazolin-

2-il)fenil)butiramida.
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24. El1 compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1,

caracterizado porque tiene la férmula

H
N
/
"\
NH
Ry HN>(
H
e O\/K
N 8]
25. Una composicién farmacéutica caracterizada porque

comprende un compuesto de acuerdo con las reivindicacicnes 1 a

24, Jjunto con un portador farmacéuticamente aceptable.

26. Uso de un compuesto de acuerdo con las reivindicaciones
1l a 24 caracterizado porque es para la fabricacién de un
medicamento para inhibir la actividad de una Rho cinasa in

vitro,

¢f



