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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto de férmula |

N=V> (CRaR3)y

/
N

\N N\
V1/ \”/ >:O
I I : Qs _~

Qi N
oz \H
Ry
I
en donde

Q1 y Q2 se seleccionan independientemente del grupo conformado por CXj,
CXa, y nitrégeno;

Qs es No CH;

X1 y Xo se seleccionan independientemente del grupo conformado por
hidrégeno, (C¢-Ce)alquilo, ciano, halo, halo(C4-Cg)alquilo, hidroxilo, (Cs-
Ce)alcoxi, halo(C¢-Cg)alcoxi, nitro, carboxamido, y metilsulfonilo;

V1y V3 se seleccionan independientemente de CH y N;

L R1 se selecciona del grupo conformado por hidrogeno y metilo;

y es cero o un entero seleccionadode 1,2y 3;

Rz y R3 se seleccionan independientemente para cada ocurrencia de (CR2R3)
del grupo conformado por hidrégeno y (C-Cg)alquilo; y

Ra se selecciona de un grupo conformado por alquilo, heterociclilo, arilo, alquilo

[ A A et o

sustituido, heterociclilo sustituido, y arilo sustituido.
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2. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1 de formula:
Ry
(CRst)y
R4
X2

3. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 2 de férmula:
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(CRR3)y

Un compuesto de acuerdo con la reivindicaciéon 2 de formula:
Ra

(CRoR3)y
N=e—"=
N N
/ | %O
7 WL,
N \
R H
X2
Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1 de féormula:

R4

(CézRS)y
N—’/-’\
Ry H )
Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 5 de formula:
R4

(CRzR3)y

i y N\ ;
I >:O
A < N\
X; N Y
Ry

Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 5 de férmula:

\

=

R4

(CRst)y

foges=

Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1 de férmula:
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R4

(CRst)y

>:

H

9. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 8 de formula:
R4

(CRst)y

ot

10.  Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 8 de formula:
R4

(CR2R3).V

M 11*‘

11.  Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1 de formula:
R4

<CR2R3)y

>:

’ H

12.  Un compuesto de acuerdo con la reivindicaciéon 11 de férmula:



Za

Rg

(CRzRa)}’

Fot

13.  Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 11 de formula:
Ra

(CRst)y

M *@:

14.  Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1 de formula:
R4

(CRst)y

R4 H

15.  Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 14 de féormula:

/
(CRaR3)y
N v
A
(T
N\
\H
R4

16.  Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 14 de férmula:



Ra

(CRaR3)y

N’;‘\N\l/m\ Ng:
T
X1/k N\Q:N\H

Ry .

17.  Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-16 en

donde X; y X; se seleccionan independientemente de hidrégeno, ciano, cloro,

fluoro, metilo, trifluorometilo y trifluorometoxi, carboxamido.

18.  Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 8-13 en
donde X; es hidrégeno y X, se selecciona de hidrégeno, ciano, cloro, fluoro,

metilo, carboxamido, y trifluorometilo.

19.  Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-16 en
donde Ry es H.

20. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-16 en

donde, yes 16 2y Ry y R3 son hidrégeno o metilo.

21.  Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 20, en donde R4 se

selecciona de fenilo, quinolina, piridina, pirazina y sus contrapartes sustituidas.

22.  Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-16 en

donde y es cero.

23. Un compuesto de acuerdo con la reivindicaciéon 22, en donde R4 se
selecciona de un monociclo, biciclo, 0 monociclo sustituido o biciclo sustituido,

gue contiene por lo menos un atomo de oxigeno o un atomo de nitrégeno.

24. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 22, en donde R4 se
selecciona de ciclopentilo, ciclohexilo, fenilo, tetralina, piperidina, oxepano,
benzoxepano, tetrahidropirano, tetrahidrofurano, tetrahidroindol,
tetrahidroisoquinolina, quinolina, tetrahidroquinolina, cromano, piridina,
dihidrociclopenta[b]piridina, dihidrobenzofurano, tetrahidrobenzofurano,

tetrahidrobenzotiofeno, dihidrobenzotiofeno, dihidropirano[2,3-b]piridina,
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tetrahidroquinoxalina, tetrahidrothiopirano (tiano), tiocromano
(dihidrobenzotiina), tiocroman-1,1-dioéxido, tetrahidronaftaleno, oxa-
biciclooctano, oxocano, tetratiohidropiran-1,1-diéxido, tetratiohidropiranoxido, y

sus contrapartes sustituidas.

25.  Un compuesto de acuerdo con la reivindicacidon 22, en donde R, es
cicloalquilo sustituido con OH, alcoxi, hidroxialquilo, oxo, carboxamido, carboxi,

o alcoxicarboniio.

26. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 22 en donde R4 se
selecciona de ciclopentilo, ciclohexilo, fenilo, indano, tetralina, piperidina,
oxepano, benzoxepano, dihidrociclopentapiridina, tetrahidropirano,
tetrahidrofurano, tetrahidroindol, isoquinolina, tetrahidroisoquinolina, quinolina,
tetrahidroquinolina, cromano, isocromano, piridina, dihidrociclopental[b]piridina,
pirimidina, dihidropirano, dihidrobenzofurano, tetrahidrobenzofurano,
tetrahidrobenzotiofeno, dihidrobenzotiofeno, furano, dihidropirano[2,3-b]piridina,
tetrahidroquinoxalina, tetrahidrothiopirano (tiano), tiocromano
(dihidrobenzotiina), thiocroman-1,1-dioxido, tetrahidronaftaleno, oxa-
biciclooctano, oxocano, tetrahidrothiopiran-1,1-didxido, tetrahidrotiopiranoxido, y

sus contrapartes sustituidas.

27. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-16 en
donde,

(a) y es cero y Ry se selecciona de ciclohexilo, tetralina, indano, oxepano,
benzoxepano, dihidrociclopentapiridina, tetrahidropirano, tetrahidroquinolina,
cromano, dihidrobenzofurano, tetrahidrobenzofurano,  dihidropirano[2,3-
blpiridina y tetrahidroquinoxalina, sustituido cada uno opcionalmente con
hidroxi, oxo, o halégeno; o

(b) yes 1 6 2, Rz y R; son hidrégeno o metilo y R4 se selecciona de fenilo,

piridina y pirazina, sustituido cada uno opcionaimente con haldgeno.

28. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 27 en donde y es 0 y Ry
se selecciona de croman-4-ilo; 3,4-dihidronaftalen-1(2H)-on-4-ilo; 2,3-

dihidroinden-1-on-4-ilo y sus contrapartes fluoro sustituidas.

29. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 28 en donde Rses
croman-4-ilo y el carbono en la posicién 4 del cromano es de la configuracion
(R).
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30. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 27 en donde yes 0 y R4
es
w

(CHa)p

[VAVATAVAR

en donde

W es CH,, C=0, O, y CHOH;

pes1,2063;

A es un anillo heteroaromatico de seis miembros, que contiene 1 6 2
nitrégenos, un anillo benceno sustituido opcionalmente con uno o dos fltioros, o
un anillo heterociclico de cinco miembros; y la linea ondulada es el punto de

enlace a la purinona.

31.  Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 30 en donde el carbono

marcado con un asterisco

W

(CHa)p

[VaVaVaV AN

es de la configuracién (R).

32.  Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1, en donde Y es 0 y R4
es un carbociclo monociclico o carbociclo biciclico puenteado sustituido
opcionalmente con uno o mas OH, alcoxi, hidroxialquilo, oxo, carboxamido,

carboxi, y alcoxicarbonilo.

33. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1, en donde Y es 0 y R4
es un heterociclo que contiene por lo menos un atomo de nitrégeno y sustituido
opcionalmente con OH, alcoxi, hidroxialquilo, oxo, acilo, carboxamido, carboxi, y

alcoxicarbonilo.

G
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34. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 33, en donde R4 es un

heterociclo monociclico.

35.  Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 27 en donde yes 1y R4
se selecciona de difluorofenilo, fluorofenilo, clorofenilo, clorofluorofenilo, piridin-

3-ilo y pirazin- 3-ilo.
36. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 27 en donde y es cero y
R4 se selecciona de tetrahidropiran-4-ilo, 4-hidroxiciclohexilo, 4-alcoxi inferior

ciclohexilo, 4-oxociclohexilo y oxepan-4-ilo.

37.  Un compuesto de formula |l

R4
N=V2 (CRaR3)y
\
v | />
QI Q3 / N
1R
\Q2
R4
I
en donde

Qs y Q2 se seleccionan independientemente del grupo conformado por CXjy,
CXz, y nitrégeno;

Qs es No CH; _

X1 y X, se seleccionan independientemente del grupo conformado por
hidrégeno, (C4-Cg)alquilo, ciano, halo, halo(C4-Cg)alquilo, hidroxilo, (Cs-
Cs)alcoxi, halo(C4-Cg)alcoxi, nitro, carboxamido, y metilsulfonilo;

V1Y V, se seleccionan independientemente de CH y N;

R1 se selecciona del grupo conformado por hidrégeno y metilo; y es cero o un
entero seleccionadode 1,2y 3;

Rz y R3 se seleccionan independientemente para cada ocurrencia de (CR2R3)
del grupo conformado por hidrégeno y (C-Ceg)alquilo; y

R4 se selecciona de un grupo conformado por alquilo, heterociclilo, arilo, alquilo

sustituido, heterociclilo sustituido, y arilo sustituido.

38.  Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 37 de formula:

!
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Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 38 de formula:
R4

(CRoR3)y

N'ﬁ\N N\ N/
@r Ip
N Z N |

R1

X2

Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 37 de formula:

/
— (CReR3)
N/\N N\ ) 3/
YT 1)
.
X4 N
R4

Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 41 de formula:



R4

/
N—:.—-’\ (CR2R3).V

Joges

43.  Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 41 de férmula:

Rq
Ne== (cést)y
/—-\ . /
N AN N
1 1)
X N
X; N

R4

44.  Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 37 de férmula:

R4
(CRst)y

* >

Ry

Xq

Xz

45.  Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 44 de formula:

Rq
N (CRzR3)y
N\'/N\ N>
N P
Xq
Ry
Xz

46. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 44 de féormula:

10
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(CRzRS)y

ks

47. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 37 de férmula:
Ra

mm%»

>

48. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 47 de férmula:

@r(; :

(CR2R3)Y
49. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 47 de formula:
R4

(CR2R3 )%

foges

50. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 37 de formula:

11



51.

52.

53. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 37-52
en donde X; y X; se seleccionan independientemente de hidrégeno, ciano,

fluoro, metilo, trifluorometilo, carboxamido, y trifluorometoxi.

54.  Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 37-52

en donde R es H.

55.  Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 37-52

en donde yes 1 6 2y Ry y R3 son hidrégeno o metilo.

56. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 55 en donde R; se

selecciona de fenilo, piridina, pirazina, quinolina y sus contrapartes sustituidas.

12
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57. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 37-52 22 é

en donde y es cero.

58. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 57 en donde R, se
selecciona de un monociclo, biciclo, o monociclo sustituido o biciclo sustituido,

que contiene por lo menos un atomo de oxigeno y un atomo de nitrégeno.

59. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 57 en donde R4se

selecciona de cromano, tetrahidropirano, quinolina, tetrahidroquinolina, y fenilo.

60. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 57 en donde R, se
selecciona de fenilo, tetralina, indano, isoquinolina, tetrahidroquinolina,

tetrahidropirano y sus contrapartes sustituidas.

61. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 55 en donde yes 1y Ry
se selecciona de difluorofenilo, fluorofenilo, clorofenilo, clorofluorofenilo, piridin-

3-ilo y pirazin-3-ilo.

62. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 55 en donde y es cero y
Rs se selecciona de croman-4-ilo; 3,4-dihidronaftalen-1(2H)-on-4-ilo; 2,3-

dihidroinden-1-on-4-ilo y sus contrapartes fluoro sustituidas.

63. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 55 en donde y es cero y

R4 es isoquinolin-8-ilo o 1,2,3,4-tetrahidroquinolin-5-ilo.

64. Una composicion farmacéutica que comprende una sustancia portadora
farmacéuticamente aceptable y una cantidad terapéuticamente efectiva de por
lo menos un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-16
6 37-52.

65. Un método de tratar un trastorno que es dependiente de la inhibicion de
la cinasa 3 Janus, que comprende administrar a un sujeto necesitado de tal
tratamiento una cantidad terapéuticamente efectiva de un compuesto de

acuerdo con la reivindicacién 1.

66. Un método de tratar un trastorno que es dependiente de la inhibicién de

la cinasa 3 Janus, que comprende administrar a un sujeto necesitado de tal
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tratamiento una cantidad terapéuticamente efectiva de un compuesto de

acuerdo con la reivindicacién 37.

67. El método de acuerdo con cualquiera de las dos reivindicaciones 65 6 66
en donde dicho trastorno se selecciona de una enfermedad autoinmunitaria,
una enfermedad inflamatoria, una enfermedad mediada por mastocitos, cancer,
neoplasia maligna hematolégica, rechazo de transplante de oérganos, y

enfermedad cardiovascular.

68. El método de acuerdo con la reivindicacion 67 en donde dicho trastorno

es rechazo de trasplante de érganos.

69. El método de acuerdo con la reivindicacién 67 en donde dicho trasplante

de érganos es trasplante de riidn.

70. El método de acuerdo con la reivindicaciéon 65 6 66 en donde dicho

trastorno es una neoplasia maligna no hematolégica.

71. El método de acuerdo con la reivindicacién 70 en donde dicho trastorno

es cancer de colon, cancer de pancreas o linfoma.

72. El método de acuerdo con la reivindicacion 67 en donde en donde dicho

trastorno es psoriasis o artritis reumatoide.

73. E! método de acuerdo con la reivindicacion 67 en donde en donde dicho

trastorno es queratoconjuntivitis seca.

74. El método de acuerdo con la reivindicacion 67 en donde en donde dicho

trastorno es enfermedad cardiovascular.

75. El método de acuerdo con la reivindicacién 67 en donde dicha neoplasia
maligna hematolégica es leucemia mielégena crénica o linfoma anaplasico de

células grandes.

76. El método de acuerdo con la reivindicacion 65 6 66 en donde en donde

dicho trastorno es asma.

77. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 30 o 31 de férmula:
14

47



OH

b4
z
Zt

en donde R®es hidrégeno o halégeno.
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