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TITULO: “MODULADORES DE LXR BASADOS EN
IMIDAZOL”
ACTUACION: RESPUESTA A EXAMEN DE PATENTABILIDAD

CARLOS ORLANDO MAYA RODRIGUEZ, mayor de edad, vecino de esta
ciudad, identificado con la Cédula de Ciudadania No.17.117.818 expedida en
Bogota, Abogado titulado en ejercicio y portador de la Tarjeta Profesional No.
17.402 del Consejo Superior de la Judicatura, obrando en calidad de
apoderado de la sociedad EXELIXIS INC., segun poder debidamente

conferido y legalizado, adjunto a las diligencias administrativas de la
referencia.

Encontrandome dentro del término legal comparezco para responder el oficio
de Requerimiento No. 01073 del Examen de Patentabilidad emanado de esa
Oficina, con fundamento en el Articulo 45 de la Decision 486 de 2.000 de-

C.A.N, damos respuesta en los siguientes términos.

5.- De la solicitud de patente

5.1. Reivindicaciones
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Para atender el requerimiento, segun el Articulo 30 de la Decision 486, el
seflor  Examinador sefiala que: Las reivindicaciones 1-41 no son
concisas, que la reivindicacién 1 no es concisa, porque presenta una
excesiva complejidad debido a las multiples sustituciones que se
encuentran a nivel de los diferentes sustituyentes lo cual dificulta
determinar la extension del objeto que se busca proteger. Por otra parte
sugiere restringir la solicitud a una razonable generalizacion del tipo de
compuestos que ha sido sintetizado ¢ probado, es decir que se
encuentran  debidamente soportados; ha dichas solicitudes vy

sugerencias, manifestamos que:

En el nuevo pliego reivindicatorio se ha eliminado la anterior clausula 43,

referida a un método de tratamiento.

También se ha eliminado la anterior clausula 42, referida a la

composicion farmacéutica.

Con respecto a las restantes reivindicaciones, el actual pliego se ha
reducido de 41 a 29 reivindicaciones, las cuales por otra parte, han sido

reformuladas, de manera de reducir la complejidad de las mismas.

Con referencia a la sugerencia del Sr. Examinador en cuanto a que
deberian limitarse los sustituyentes solamente a  aquelios
especificamente revelados en los Ejemplos 1 a 29, que son los que
aparecen soportados adecuadamente en la memoria (Tabla de la pagina

2 del Examen de Patentabilidad), el Solicitante expresa respetuosamente

lo siguiente:
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e Las actuales reivindicaciones estdn debidamente sustentadas por
todos los compuestos revelados en la solicitud, incluyendo los
compuestos de las Tablas 1y 2. Asi, la Tabla 1 esta precedida por
la afirmacion de que todos los compuestos de las Tablas 1y 2
fueron efectivamente preparados en los ejemplos 1 a 29. Esto
puede confirmarse por los datos fisicos revelados,
especificamente los datos de masa espectral, provistos para todos
los compuestos. Por ejemplo, puede observarse la larga lista de
datos de masa espectral para analogos preparados de acuerdo
con el método del ejemplo 9d, en las paginas 292-334. Esto es
confirmado ademas por los datos bioldgicos registrados para por
lo menos 287 compuestos probados de acuerdo con el ejemplo
35, pagina 496.

En lo que respecta a la falta de claridad de las reivindicaciones, se ha
definido claramente el alcance de las expresiones arilo, heteroarilo,
heterociclilo, alquilo, ariloxi, aralquiloxi y ariloxialquilo en las
reivindicaciones 1, 4, 5, 14, 15y 26.

Por lo que se presenta:

) Nuevo pliego reivindicatorio que consta de 29 reivindicaciones, en
reemplazo del anterior

El nuevo pliego reivindicatorio que contiene 29 reivindicaciones, todas
ellas sustentadas en la descripcion original de la invencion, con un
contenido que se ajusta a los limites impuestos por la memoria

descriptiva original, por lo que no exceden el alcance de la invencion.
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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

Aplicacién Industrial.

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

segundo del articulo 45 de la decisién 486 de la Comunidad Andina de

Naciones que a la letra dice: “(...) Cuando la oficina nacional competente

estimare que ello es necesario para los fines del examen de patentabilidad,

podra notifica al solicitante dos 0 mas veces (...)" (Subrayado para destacar).

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 s¢fjor Jeffe, |

CARLOS ORLANDO MAYA RODRIGUEZ
No.17.117.818 expedida en Bogota,
T.P No. 17.402 del C.S.J.
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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto de acuerdo con una de las siguientes fdérmulas:

21 R!
RY .R! N:%/

/ N wQE,N
) 2 Y

21

Ila IZb

0 una sal farmacéuticamente aceptable de él, en donde:
R! es —Ll—R5, en donde
L' es un enlace, cicloalquilo (de C3-Cg) o L5, en donde:
cada 1° es independientemente ~[C(R1ﬂ2]m~, en donde
mes 0, 1, 2, 3; vy
cada RY™ es independientemente hidrdgeno, haldgeno,
alquilo (de C;-C¢), o haloalquilo (de C1-C¢); y
R®> es arilo, heterociclilo, heterocarilo, -C o -B-C~, en
donde
B es -[C(R"),]a-, 0 cicloalquilo de C3-Ce-; v
C es alquilo de C;-C4, haloalquilo de C;-Cg;
en donde R°> se sustituye optativamente con uno o mas R°?, en
donde
cada R°? es independientemente halégeno, nitro,
heteroarilo, heterociclilo, alquenilo de C,-Cq, alquinilo
de Cy-Ce¢, (cicloalquilo de C3-Cg) —alquilo de C,1-Cg,
(cicloalquenilo de C3-Cg)-alquilo de C;-C¢, (cicloalquilo

de C3-Cg)-algquenilo de C;-C¢, arilo, arilalquilo, ariloxi,
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ariloxiarilo, arilalcoxi de Ci.g, alquilo de (C;-Cg,

haloalguilo de C;-Cg, cicloalquilo de C;3-Cg, SO.RY, OR!Y,

SR, N3y, SORY, CORY™, SO,N(RY),, SO,NR'COR!,

C=N,

C(O)OR', CON(R'),, CON(R™)OR', OCON(R'),, NRMCOR',

NR'CON (R'),, NRM™COOR!Y, o N(R!),, en donde:

cada R se sustituye optativamente con uno o mas

grupos que son independientemente -haldgeno, alquilo

de C1-C¢, ariloxi, alquilo de Cgg SOﬂ?l, alguilo de

Co-¢ COOR'!, alcoxiarilo de Co-¢, halcalquilo de C;-Cg,

-SO,R'Y, -ORY, -SR', -N;, -SO,R', -COR', =-SO,N(R'),,

-SO,NRMCOR!, -C=N, -C(0)ORY, -CON(R!),,
-CON (R')OR?, -0OCON (R''),, -NRM™COR', -NR'MMCON(R),,
-NRMCOORM, o -N(R'),;
R? es —L3—R7, en donde

L’ es un enlace; Y%

R’ es -Z- o -Y-Z, en donde
Y es —[C(Rlﬂg]m—, o cicloalquilo de C3-Cq4; y
Z es -H, halégeno, -OR'Y, -c(=0)R!, -C(=0)0OR!},
-C(=0)N(R*")z, -N(R'™), -C(=N-OH)R™, -C(=3)N(R'),,

-CN, -S(=0),N(R'Y),, -0C(=0)-R*, o -0OC(=0)-N(R'),,

R? es hidrégeno, haldgeno, alquilo de C;-Cg o haloalguilo

C1-Cs
siempre que R® y R?*! no sean simultaneamente hidrdégeno,

G es un grupo de la férmula

de
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4 diy
(Rq R , en donde

J es arilo o heteroarilo;
K es arilo o heterocarilo;
cada R* \% R es independientemente halbdgeno, heterocarilo,
heterociclilo, -G!', -E-G!, o -D-E-G!, en donde
D es -0-;
E es —[C(R™),]n- 0 cicloalquilo de C3-Cg; vy
G' es alquilo de C1-Cq, haloalguilo de C;-Cg, -COR'Y,
~COOR'™, -CON(R'),, -C=N, -OR', -SOR', -SO,R!', -SO,N(R'),,
o —SRlﬂ
L’ es un enlace ;
ges 1l, 2, o 3; vy
g’ es 0, 1, 2 o 3;
cada R es independientemente hidrégeno, alquilo de C;-Cg,
alquenilo de C;-C¢, alquinilo de C,-Cq, (cicloalquilo de C3-Cg)-
alquilo de C;-Cq, (cicloalquenilo de C3-Cg)-alquilo de C;-Cg,
(cicloalquilo de C3-Cg)-alquenilo de C,-Cg-, cicloalquilo de Cs-
Cs, )-alguilo de C;-Cg -(cicloalquilo de C3-Cg, -haloalquilo de
C1-Ce, -N(R'@),, arilo, alquilo (de C;-C¢)-arilo, heteroarilo,
alquilo (de C;-Cg¢)heteroarilo, heterociclilo, o alquilo (de C;-
Cs) ~heterociclilo,
en donde cualquiera de R' se sustituye optativamente con

uno o mas radicales de RY?;
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cada R'Y es independientemente halégeno, ORY?, N(RN)L
haloalquilo de C;-C4, alquilo de C;-Cq, alcoxi de C;-Cg,
alquilo (de Co-Cg) OR'; alquilo (de Cy-Cg) CORY, alquilo de
(de Co-C¢) SO,RY, alquilo (de Co-Cg) CON(RYM),, alquilo (de
Co-Ce) CONRM™OR', alquilo (de Co-Cg) SO,N(R'3),, alquilo (de
Cg-Cg) SRS, haloalquilo (de  Cg-Cg)  OR?3, ariloxi,
aralquiloxi, ariloxialquilo, alcoxiarilo (de  Co-Cq),
arilalquil (de Cy-Cq4) carboxi, alquilo (de Cy-Csq),
-NR¥SO,R', o -0 alquilo (de Co-Cg) COORY; vy

cada R'Y es independientemente hidrégeno, alguilo de C,-Cs,

alquenilo de C;-Cq, alquinilo de Cy-Cq, (cicloalquilo de C3-Cg)-

alquilo de Ci1-C¢, (cicloalquenilo de C3-Cg)-alquilo de C;-Cq, ©

(cicloalquilo de C3-Cg)-algquenilo de Cy-Ce-;

donde cada grupo arilo comprende independientemente de 6 a 19

atomos de carbono, en donde el sistema de anillo esté

opcionalmente parcialmente saturado;

cada grupo heterocarilo es independientemente un radical anillo

aromatico de 3 a 18 miembros radical que consiste en atomos de

carbono y de uno a cinco heteroidtomos seleccionados del grupo

formado por nitrégeno, oxigeno y azufre;

cada grupo heterociclilo es independientemente un radical

anillo no aromidtico de 3 a 18 miembros que consiste en atomos

de carbono y de uno a cinco heterodtomos seleccionados del

grupo formado por nitrdégeno, oxigeno y azufre;
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cada grupo alquilo es independientemente un radical del tipo
cadena hidrocarbonada lineal o ramificada gque consiste
Unicamente de 4tomos de hidrégeno y carbono, que no contiene
insaturacién, que tiene de uno a doce &tomos de carbono;

cada ariloxi significa un grupo arilo gue contiene de 6 a 19
atomos de carbono adyacentes a una molécula madre a través de
un adtomo de oxigeno;

cada aralquiloxi significa un grupo arilo que contiene de 6 a
19 atomos de carbono y el grupo alguilo contiene de 1 a 12
atomos de carbono adyacentes a una molécula madre a través de
un atomo de oxigeno, vy

cada ariloxialquilo significa un grupo arilo que contiene de 6
a 19 atomos de carbono adyacentes a un atomo de oxigeno, a un
grupo alquilo que contiene de 1 a 12 &tomos de carbono

adyacentes a una molécula madre.

2. El compuesto de acuerdo <con la reivindicacién 1,

caracterizado porgue tiene la férmula Ila.

3. El compuestc de acuerdo con la reivindicacién 1,

caracterizado porque tiene la férmula IIb.

4. Un compuesto de acuerdo con una de las siguientes férmulas:
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£t !

RE1 . ?Nhﬁfﬁ NeeR' RiN‘A R
N A 2. 4 ﬁ o f
re-d Rg&’N‘G " {':" © T

N G Rﬁﬁ R3
IIa I1b IIc 11d

0 una sal farmacéuticamente aceptable de é1, en donde:
R' es -L'-R%, en donde
L' es un enlace, —[C(Rlﬂng_ o cicleoalquilo de C3-Cg, en
donde cada R'® es independientemente hidrogeno, halbgeno,
alguilo de C;~Cq, cicloalquilo de C3-Cg © haloalquilo de
C1-Cer vy
R° es fenilo o piridilo, <cada uno optativamente
sustituido con uno o mas R°%, en donde
cada R*® es independientemente -haldgeno, alcoxi
de C;-C¢, alquilo de C;-C¢, o haloalquilo de C;-
Ce:
R?, R%* y R’ son cada uno independientemente -H,
-[C(R™)2]n=OH, alquilo de C;-C¢, haloalgquilo de C;-Cq,
haldgeno, -C(O)N(R*), o -COOR'!;
siempre que R® y R?! no sean simultaneamente hidrdégeno;

G es un grupo de la férmula

4 41
(R R , en donde

J es fenilo, piridilo o tienilo;

K es fenilo o piridilo;
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1% es un enlace,
cada R* es halégeno, alquilo de C;-Cg o haloalquilo de C;-
Ce vy
cada R' es haldgeno, -[C(R™),1m-0H, -SO,RY™, =SO,N(R),,
-C(O)N(R'),, -COORY, alquilo de C;-C¢ o haloalguilo de C;-
Cs.

cada mes 0, 1, 2, 3, 4, 5 o 6;

qes 0, 1, 2, 3, 4 o 5, siempre y cuando g es 0 si y sélo si

K no es fenilo:;

cada RY es independientemente hidrégeno, alquilo de C;-Cg,
alguenilo de C;-Cq, alquinilo de C,-Cq, cicloalquilo de C3-Cg,
(cicloalquilo de C3-Cg)-alquilo de C;-Cq, (cicloalquenilo de Cs-
Cg) —alquilo de C;-Cq, (cicloalguilo de C3~Cg) —algquenilo de C,-Cg-
, haloalquilo de Ci-Cg, —N(Ru)z, heterociclilo, o alquilo (de
C1-C4) ~heterociclilo,
en donde cualquiera de R'' se sustituye optativamente con
uno o mas radicales de R*?;
cada RY? es independientemente haldgeno, haloalquilo
de C;-C¢, alquilo de C;-Cq, alcoxi de C;-Cg, (alquilo
de Co-Cg)C=0(OR™); alquilo (de Co-C¢) OR'?, alquilo
(de Co-C¢)COR™, alquilo (de Cp-Cg)SO,RY, alquilo (de
Co-Cg) CON(RY),, alquilo (de Co-Cg)CONRYOR, alquilo
(de  Co-Cg) SO,N (R 5, alquilo (de  Co-Cg) SR?3,

haloalquilo (de Cy-Cg) OR!3, ariloxi, aralquiloxi,

N
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ariloxialquilo, alcoxiarilo de Cp.¢, arilalquilcarboxi

de Cp-s, alquilo (de Co-Cg)N(R'¥®),, -NR'SO,R'?, o

-0 alquilo (de C¢-Cg) COOR!3;
cada R"™ es independientemente hidrégeno, alquilo de C;-C,
alquenilo de Cy-C¢, alquinilo de Cy;-Cq, cicloalquilo de C3-Cg,
(cicloalquilo de C3-Cg)-alquilo de C;~C¢, (cicloalquenilo de Cs3-
Cg)-alquilo de C;-C4, o (cicloalquilo de C3-Cg)-alquenilo de Cy-
Ce;
donde cada grupo arilo comprende independientemente de 6 a 19
dtomos de carbono, en donde el sistema de anillo esta
opcionalmente parcialmente saturado;
cada grupo hetercarilo es independientemente un radical anillo
aromatico de 3 a 18 miembros radical que consiste en &tomos de
carbono y de uno a cinco heteroatomos seleccionados del grupo
formado por nitrdgeno, oxigeno y azufre;
cada grupo heterociclilo es independientemente un radical
anillo no aromdtico de 3 a 18 miembros que consiste en &atomos
de carbono y de uno a cinco heterodtomos seleccionados del
grupo formado por nitrégeno, oxigeno y azufre;
cada grupo alquilo es independientemente un radical del tipo
cadena hidrocarbonada lineal o ramificada que consiste
Unicamente de &tomos de hidrdégeno y carbono, que no contiene

insaturacidén, que tiene de uno a doce &tomos de carbono:

2
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cada ariloxi significa un grupo arilo que contiene de 6 a 19
atomos de carbono adyacentes a una molécula madre a través de
un atomo de oxigeno;

cada aralquiloxi significa un grupo arilo que contiene de 6 a
19 &tomos de carbono y el grupo alquilo contiene de 1 a 12
atomos de carbono adyacentes a una molécula madre a través de
un atomo de oxigeno, vy

cada ariloxialquilo significa un grupo arilo gue contiene de 6
a 19 &tomos de carbono adyacentes a un atomo de oxigeno, a un
grupo alquilo que contiene de 1 a 12 4&tomos de carbono

adyacentes a una molécula madre.

5. El compuesto de acuerdo con la férmula

Rs.
)N% N{ D‘ML{\ |
STl N

4
P

- e

R (Rylq

0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, en donde:

Li es -[C(RY);]lnw o cicloalquilo de C3-Cs, en donde m’ es
cualquiera de 1 a 3;

cada R' es independientemente hidrdégeno, haldgeno, alguilo (de
C1-C¢) o haloalquilo de (Ci1-Cq); vy

R®> es arilo, heterociclilo, heterocarilo, cicloalquilo de C3-Cg-

, —C o -B-C-, en donde

13



509

B es —[C(Rlﬂz]m—, 0 cicloalquilo de C3-Cg-; vy
C es haldgeno, -alquilo de C;-C4, o -haloalquilo de C;-Cg,
SO;R™, SR,  SO.N(R'Y),,  SO,NRMCORY™, C=N, C(0)ORY,
CON (R'™),, o N(R'Y™);;
en donde R° se sustituye optativamente con uno o mds R, en
donde
cada R°® es independientemente haldégeno, nitro,
heterocarilo, heterociclilo, alquenilo de Cy;-Cq, alquinilo
de C;-Cs, cicloalquilo de C3-Cg, (cicloalguilo de C3-Cg)-
alguilo de C;-C4, (cicloalquenilo de C3-Cg)-alquilo de C;-
Csg, (cicloalquilo de C3-Cg)-alquenilo de Cy-C¢, arilo,
arilalquilo, ariloxi, ariloxiarilo, arilalcoxi de Ci-g,
alguilo de C;-Cq, halocalquilo de C;-Cg, SOﬂﬁl, ORIE SR”,
N3, SOR'™, COR'Y™, SO.N(R'),, SO;NR'CORY, =N, C(0)OR',
CON (R'),, CON(R')ORY, OCON(R'™),, NRY™COR', NR'CON(R'Y),,
NR''COOR', o N(R'),, en donde
cada R se sustituye optativamente con uno © més
grupos que son independientemente -haldgeno, alquilo
de C;-C¢, ariloxi alquilo (de Co-g) SO.R', alquilo (de
Co-¢) COORM, alcoxiarilo (de Cg-¢), halocalquilo de C;-
Cé, -SOR', -OR', =-SR', -N;, -SO,R', -COR',
-SO2N (R'),, -SO,NRMCORM™, -C=N, -C(0)OR!, -CON(R'),,
-CON (R™) OR', -0CON (R*),, -NRMCOR!, -NR'CON(R'Y),

14

-NRMCOORM, o -N(RY%),;
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R?! es hidrdégeno, haldgeno, nitro, ciano, alquilo de C;-Cg ©
haloalgquilo de C;-Cg
R? es -L3°-R’, en donde
cada L’ es independientemente un enlace o - (CHy)n=-V'-(CHy)pn-
, en donde
n es 0-6; y
Vi es —C(R'M),~, -C(R'M),C(R™)2-, -C(R'M)=C(R™)-,
-C(R'"),0-, -C(R'"),NR!"~, -C=C-, -0-, -S-, -NR!!-,
-N(R*®)c0-, -N(R'®)CO,-, -0CO-, -CO-, -CS-, -CONR!’-,
-C(=N-R') -, -C(=N-OR™)-, -C[=N-N(R'),], -CO,-,
-0C (=0)-, -OC(=0)N(R'%)-, -S0,-, -N(R')S0;-,
-SO,N (R'%) -, -NR!CONR!®-, -NR©CSNR!°-, cicloalquilo de
C3-C¢ 0 ciclohaloalquilo de C3-Cg;
o cada L° es independientemente alidilo de Cy-Cg,
en donde la cadena de alidilo estéd interrumpida
optativamente por -C(R'),-, -C(R'),C(RY),-,
-C(R")=C(R'™),-, -C(R™),0~, -C(R'),NR'-, -C=C-,-0-,
-S-, -N(R')CO-, -N(R*)CO,-, -NR!-, -CON(RY)-, -CO-,
-C0Oz-, -0C(=0)-, -0C(=0)N(R'®)-, -S0,-, -N(R!®)SO,-, o
~SON (RYY) =; v
cada R’ es independientemente hidrdégeno, haldgeno, nitro,
arilo, heterocarilo, heterociclilo, -%Z-, -Y-Z-, o -X-Y-Z,
en donde

X es -0-;

IS
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Y es —[C(Rlﬂz]m—, alquenilo de Cy~Cq, o cicloalquilo de Cjs-
Cei Yy
Z es -H, halégeno, -OR', -C(=0)R!, -C(=0)0ORY,

-C(=0)N(R'"),, -N(R'),, -C(=N-OH)R!, -C(=S)N(R'),, -CN,

-0C (=0) -R*!, o -0C(=0)-N(R'),,
en donde R’ se sustituye optativamente con uno © mas R“, en
donde

R’@ es haldgeno, haloarilo, ariloxi, aralquiloxi,
ariloxialquilo, aril alquilcarboxi de Cou-Cq, C(R'')=C(R!!)-COOH,
arilo, heterocarilo, heterociclilo, heterocicliloxi,
hetercariloxi, -2', -Y'-2’, o -X'-Y’'-7Z', en donde

X' es -0-;

Y’ es -[C(R");]n o cicloalquilo de C3-Cg; vy

Z' es -H, halégeno, -OR'', -SR'Y, -5(=0),R', -C(=0)R%?,

-C(=0)OR™, -C(=0)N(R™),, -N(R')2, -N(R'")C(=0)R',

-5(=0),N (R")C(=0)R™, -CN, -5(=0):N(R'"),

-C(=0)N(R'™)N(R'),, -C(=0)N(R'™) (OR™), -0C(=0)-R',

-0C (=0) -OR', -N(R'")C(=0)-R", o -N(R')s(0=),R"Y,
en donde cada R’® se sustituye optativamente con uno o mas RS,

en donde cada R® es independientemente haldégeno, alquilo
de C;-Cq, alcoxi de C3-Cq, haloalguilo de C;-Cs, haloalquilo de
C1-C6(OR'™), alquilo (de Co-Cg¢) ORMY, alquilo (de Co-Cg) CON(RM),,
alquilo (de Co-Cg) COR', alquilo (de Co-C¢) COOR'!, o alquilo

(de Co-Cg) SO,R',

16
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siempre que R? y R’ no sean simultaneamente hidrégeno,
J y K son ambos fenilo;
cada R* y R' es independientemente haldgeno, oxo, nitro,
CR“=CR“COOR@% ariloxi, aralquiloxi, ariloxialquilo, aril
alquilcarboxi de Cg-Cg, arilo, Theterocarilo, heterociclilo,
hetercariloxi, heterocicliloxi, -G!, -E-G!, o ~-D-E-G!, en donde
D es -0-;
E es —[C(R¥)3]a- © cicloalguilo de C3-Cg; vy
G! es alquilo de C;-Cg, haloalquilo de C;-Cg, -CORM,
-COOR', -CON(R'),, -C=N, -OR', -0CON(R'),, -OCOOR'?,
-N3, -NRYCOR', -NR'SO,R', -N(R'),, -NR'COOR'?,
-SO,R', -SO,NRM™COR™, -50,N(R'),, -SOR!Y, o -SR',
en donde cada R se sustituye optativamente con uno o
mas R?®,
en donde cada rie es independientemente
haldégeno, ariloxi, aralquiloxi, ariloxialquilo,
alcoxiarilo de C;-Cq, aril alquilcarboxi de Cg-
C¢y -G", -E'-G', o -D'-E'-G', en donde
D’ es -0-;
E’ es -[C(R*™) ], o cicloalquilo de C3-Cg; vy
G’ es -H, halégeno, -COR'', -cOOR!!, -cC=N,
-OR'™, -NR'SO,RM™, -SO,RY, -SON(R'),, o -
SR!?,

L?’ es un enlace o —[C(Rlﬂz]m—vz—[C(Rw)z]n—, en donde

I3
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V? es independientemente -C(R!%),, -C(R'%),C(RM),-,
-C(R™)=C(R™)-, -C(R'),0-, -C(R!),NR''-, -C=C-, -0-, -S-,
-S0;-, -N(R'®)CO-, -N(R')CO,-, -CON(R'®)-, -CON(R')-,
-CON (R**)0-, -CO-, -CS-, -CO,-, -OC(=0)-, -OC(=0)N(R'Y?)-,
-N (R'?) 50,-, ~SO,N (RY?) -, ~NR'CONR'?-, -NR'°CSNR'?-,
cicloalquilo de C3-Cq¢, o ciclohaloalguilo de C3-Cg,
o V? es alidilo de Cy,
en donde la cadena de alidilo estd interrumpida
optativamente por —C(RM)Z—, —C(RM)2C(RM)2—,
-C(RY)=C(R'™) -, -C(R'),0-, -C(R™), NR'-, -C(R'),NR?,
-C(R'"),NR'-, -C=C-, -0-, -S-, -N(R')CO-, -N(R')cCO,-,
-CON(R") -, =-CON(R')-, -CON(RY)0-, -CO-, -CO;-,
~0C(=0) -, -0C(=0)N(R') -, -80,~, -N(R'®)S0,-, o
-SOzN (R'?) -;
o V% es arilo, heteroarilo, o heterociclilo, cada uno de
los cuales se sustituye optativamente con uno o mas R%, en
donde
cada R’ es independientemente haldgeno, haloalquilo
de C1-C¢, alquilo de C;-Cq¢, alquiloxi de C;-C¢, alquilo
de Co-Cs o alquilo de C;-C¢ COOR'Y;
cada mes 0, 1, 2, 3, 4, 5 o 6;
qges 0, 1, 2, 3, 4 o 5, siempre y cuando gq es 0 si y sbélo si

K no es fenilo;

L
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cada R' es independientemente -R'', -C(=0)R, =-CO,RY, o -
SO;R'M;
cada R es independientemente hidrdégeno, alquilo de C;-Cg,
alguenilo de C3-C4, algquinilo de C,-Cq, cicloalquilo de C3-Cg,
(cicloalquilo de C3-Cg)-alguilo de C;-Cg, (cicloalquenilo de Cs-
Cg) —alquilo de C;-Cq, (cicloalquilo de C3-Cg)-alquenilo de C,-Cg-
, haloalquilo de C;-Cg, -N(R'),, arilo, alquilo (de C3-Cg)-
arilo, heterocarilo, alquilo (de C1-Cs) heterocarilo,
heterociclilo, o alquilo (de Ci;-C¢)-heterociclilo,
en donde cualquiera de R se sustituye optativamente con
uno o mas radicales de R'?;
cada R'Y es independientemente haldégeno, haloalquilo
de C;-C¢, alquilo de C;-Cq, alcoxi de Ci;-Cgq, (alquilo
de Co-C¢)C=0(ORY); alquilo (de Co-C¢) OR'3, alquilo
(de Co-Cg)COR', alquilo (de Co-Cg)SO,R'3, alquilo (de
Co—-Cg)CON (R™),, alquilo (de Co-Cg)CONRY¥ORY?, alquilo
(de  Co-Cg) SO,N (RY3) 5, alquilo (de  Co-Cg)SRY3,
haloalquilo (de Cp-Cg) OR13, ariloxi, aralquiloxi,
ariloxialquilo, alcoxiarilo de Cgp.¢, arilalquilcarboxi
de Co-¢, alquilo (de Cu-Cg)N(R'Y®),, -NR®S0,R'?, o
-0 alquilo (de Cy-Cg) COOR'3;
cada RY es independientemente hidrdégeno, algquilo de C;-Cg,
alquenilo de C;-Cq¢, alquinilo de C;-Cq, cicloalquilo de C3-Cg,

(cicloalquilo de C3-Cg)-alquilo de Ci;-C4, (cicloalquenilo de C3-
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Cg)—alguilo de C;-Cq, o (cicloalguilo de C3-Cg)-alquenilo de Cjp-
Ce;
donde cada grupo arilo comprende independientemente de 6 a 19
atomos de carbono, en donde el sistema de anillo esta
opcionalmente parcialmente saturado;

cada grupo hetercarilo es independientemente un radical anillo
aromatico de 3 a 18 miembros radical que consiste en atomos de
carbono y de uno a cinco heterodtomos seleccionados del grupo
formado por nitrdgeno, oxigeno y azufre;

cada grupo heterociclilo es independientemente un radical
anillo no aromédtico de 3 a 18 miembros que consiste en &tomos
de carbono y de uno a cinco heteroatomos seleccionados del
grupo formado por nitrégeno, oxigeno y azufre;

cada grupo alquilo es independientemente un radical del tipo
cadena hidrocarbonada lineal o ramificada que consiste
unicamente de &tomos de hidrégenoc y carbono, que no contiene
insaturacién, que tiene de uno a doce &tomos de carbono;

cada ariloxi significa un grupo arilo que contiene de 6 a 19
dtomos de carbono adyacentes a una molécula madre a través de
un atomo de oxigeno;

cada aralquiloxi significa un grupo arilo que contiene de 6 a
19 &atomos de carbono y el grupo alquilo contiene de 1 a 12
dtomos de carbono adyacentes a una molécula madre a través de

un atomo de oxigeno, vy
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cada ariloxialquilo significa un grupo arilo que contiene de 6
a 19 atomos de carbono adyacentes a un atomo de oxigeno, a un
grupo alquilo que contiene de 1 a 12 &tomos de carbono

adyacentes a una molécula madre.

6. El compuesto de acuerdo «con la reivindicacidén 5,

caracterizado porque L; es un enlace.

7. El compuesto d acuerdo con la reivindicacién 6, de 1la

férmula

RE
\L’
{ - 4
N e R
RYLQ{NM4§4J>_ﬁéi?;
R (R),

0 una sal farmacéuticamente aceptable de él.

8. E1 compuesto de acuerdo con la reivindicacién 7,
caracterizado porque

cada R es independientemente -H o alquilo (de C;-Cj3),

m" es 1 o 2y

R> es fenilo optativamente sustituido con uno o més R%%.

9. El  compuesto de acuerdo con la reivindicacién 7,
caracterizado porque

R?® es -L3>-R’, en donde
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L° es un enlace %

R’ es hidrégeno, haldgeno, -Z o -Y-Z, en donde

Y es -[C(RY¥),]n- o alquenilo de C,-Cg
en donde cada RY es independientemente H, haldgeno,
alquilo (de C;-Cg¢) vy

Z es H, haldégeno, -OR', -C(=0)R!, -C(=0)OR!?,

-C(=0)N(R),, -C(=N-OH)R' o -C(=8)N(R'),

10. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 7,
caracterizado porque
cada R? es independientemente haldgeno, arilo, heteroarilo,
heterociclilo, -G}, o -E-G' en donde
E es -[C(RY¥);]n-, en donde cada R' es independientemente
hidrégeno o haldgeno vy
G! es alquilo de C1-C¢, haloalquilo de C;-C4, haldgeno,

-ORM o -sO,R!!.

11. E1 compuesto de acuerdo con la reivindicacién 7,
caracterizado porque

cada R* es independientemente halégeno, -G' o -E-G' en donde

E es -[C(R™),]a~, en donde cada R! es independientemente
hidrdégeno o haldgeno y

G! es alquilo de C;-Cq4, haloalquilo de C;-C¢ o haldgeno.

2L
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12. E1 compuesto de acuerdo con la reivindicacién 7,
caracterizado porque

R es -H

mes1l, 2 o3y

. . . . . 7 5
R° es heterociclilo optativamente sustituido con uno o mas R

13. El compuesto de acuerdo <con la reivindicacidén 7,
caracterizado porque

cada R" es independientemente -H o alquilo (de Ci1-Cj),

m" es 1o 2y

R’ es heteroarilo optativamente sustituido con uno o mas R

14. Un compuesto de acuerdo con la férmula

R!

m ‘%

SR

21 Lo

([.( (Rtﬁ R R*
{R

0 una sal farmacéuticamente aceptable de él, en donde:
R' es -L'-R%, en donde
L' es un enlace; vy
R®> es arilo optativamente sustituido con uno o mas R°®; en
donde
cada R%®  es independientemente haldgeno, nitro,
heterocarilo, heterociclilo, alquenilo de C,-Csg,

alquinilo de C,-Cg, cicloalqguilo de C3-Cg,
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(cicloalquilo de C3-Cg) —alquilo de C1-Cs,
(cicloalquenilo de C3-Cg) —alquilo de C1-Ce,
(cicloalquilo de C3-Cg)-alquenilo de Cy-C¢, arilo,
arilalquilo, ariloxi, ariloxiarilo, arilalcoxi de
Ci-6, alquilo de C;-C4, haloalquilo de C;-Cg, SO,RYY,
OR'™, SRY™, N3, SO;R', COR!M, SO.N(RM),, SO,NR'™COR'?,
C=N, C(O)OR', CON(R'M),, CON(R'™)OR!,  OCON(R?),,
NR*COR', NRMCON(R'),, NRCOOR!Y, o N(R'),, en donde:
cada R°® se sustituye optativamente con uno o
mas grupos que son independientemente -haldgeno,
alguilo de C;-Cq, ariloxi algquilo (de Cg_g )SOZRM,
alquilo (de Cg-¢ ) COORY, alcoxiarilo (de Co-g ),
haloalquilo de C;-Cq, -SO,RY, -OR'!, -SRr'!, -Nj,
-SO,RY™, -CORM™, -SO,N(R'),, -SO,NR'COR!, -C=N,
-C(0)OR', =-CON(R'),, -CON(R?)OR', -OCON(R'Y),,
-NRYCOR™, -NRMCON(R'),, -NRMCOORY, o -N(R!),;
R?! es hidrdégeno, haldégeno, nitro, ciano, alquilo de Ci1-C¢ o
haloalquilo de C;-Ceg,
R® es -L°-R7, en donde
cada L° es independientemente un enlace o —(CHﬁHer—(CHﬁn—, en
donde
nes 0-6; y
Vi es -C(R'Y),—, -C(R™),C(RYM),—, -C(R™M)=C(R'Y)~, -C(R'Y),0-,

~C(R"),NR'"~, -C=C-, -0-, -S-, -NR!!-, -N(R!)coO-,

24
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-N(R'%)C0O,-, -0CO-, -CO-, -CS-, -CONR'’-, -C(=N-R')-,
-C(=N-OR")-, -C[=N-N(R'),], -CO;-, -OC(=0)-,
-0C(=0)N(R') -, -S0,-, -N(R')S0,-, -SO,N(R')-, -NRYCONR'’-,
—NRmCSNRw—, cicloalquilo de C3-C¢ o ciclohaloalquilo de
C3~Csg»

o cada L} es independientemente alidilo de C,-Cg,
en donde la cadena de alidilo esta interrumpida

optativamente por -C(R'),

-, —C(R™),C(R™") -,
-C(R')=C(R"),-, -C(R'),0, -C(RY),NR'~, -C=C-,-0-, -S-,
-N(R')CO-, -N(R'®)CO,-, -NR'-, -CON(RY?)-, -CO-, -CO,-,
-0C(=0)=-, -OC(=0)N(R'®) -, -S0,-, -N(R'?)SO,-, o -SO,N(R!)-;
y

cada R’ es independientemente hidrdgeno, haldgeno, nitro,

arilo, heterocarilo, heterociclilo, =-%Z-, =-Y-Z-, o -X-Y-Z, en

donde
X es -0-;
Y es —[C(Rlﬂz]m—, alquenilo de Cy-Cq, o cicloalquilo de C3-
Cg: ¥y
Z es -H, halégeno, -OR', -C(=0)R', -C(=0)0R',
-C(=0)N(R'"),, -N(R'),, -C(=N-OH)R!, -C(=8)N(R'Y),, -CN,
=S (=0)2N (R™),, -C(=0)N(R")N(R™),, -C(=0)N(R') (ORM),
-0C (=0) -R**, o -0C (=0)-N(R'),,

en donde R’ se sustituye optativamente con uno o més R’®, en

donde
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R'? es haldégeno, haloarilo, ariloxi, aralquiloxi,
ariloxialquilo, aril alquilcarboxi de Cy-Cg, C(RM)=C(R!)-
COOH, arilo, heterocarilo, heterociclilo, heterocicliloxi,
heteroariloxi, -2’', -Y’'-Z2', o -X'-Y'-7Z', en donde

X' es -0-;

Y’ es —[C(Rlﬂz]m o cicloalquilo de C3-Cg; vy

Zz’ es -H, halégeno, -OR', -SR, -s5(=0),R}, -C(=0)R%},

-C(=0)OR"™, -C(=0)N(R'™),, -N(R'%),, -N(R')cC(=0)R",

-S(=0) N (R')C(=0)R', -CN, =-S(=0),N(R'),,

-0C (=0) -OR™, -N(R')C(=0)-R', o -N(R')sS(0=),RY,

en donde cada R’® se sustituye optativamente con uno © mas R%
en donde cada R® es independientemente haldégeno, alquilo
de C1-Cs, alcoxi de C;-Cq, haloalquilo de C;-C4, haloalquilo
de Ci-Ce(OR'), alguilo (de Co-Cg) OR', alquilo (de Cg-Ce)
CON(R'),, alguilo (de Cy-Cg) CORY™, alquilo (de Co-Cg)
COORM, o alquilo (de Co-Cg) SO,R'!,

siempre que R? y R*' no sean simultéaneamente hidrégeno;

J es arilo o heterocarilo;

K es arilo o heterocarilo;

L° es un enlace;

cada R* y R es independientemente haldgeno, oxo, nitro,

CR“=CR”COOR13 ariloxi, aralquiloxi, ariloxialquilo, aril

alquilcarboxi de Cyp-Cq¢, arilo, heteroarilo, heterociclilo,

heteroariloxi, heterocicliloxi, -G!, -E-G!, o -D-E-G!, en donde
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D es -0-;
E es —[C(R™),]q~ 0 cicloalquilo de C3-Cg; vy
G! es alguilo de C;-C¢, halocalquilo de C;-Cg, -COR'?Y,
-COOR', -CON(R'),, -C=N, -ORY™, -OCON(R!),, -OCOOR!, -Nj,
-NR'COR', -NR'S0,R'", -N(R'),, -NRY™COOR!!, -350,rR!,
-SO,NRM™CORM", -SO,N(R'),, -SORY™, o -SR';
en donde cada R? se sustituye optativamente con uno o mas R%?,
en donde cada R* es independientemente haldgeno, ariloxi,
aralquiloxi, ariloxialquilo, alcoxiarilo de C;-C4, aril
alguilcarboxi de Cy-C¢, -G', -E'-G’', o -D'-E’-G’, en donde
D’ es -0-;
E’ es —[C(R™);]n~ o cicloalquilo de C3-Cg; vy
G’ es -H, halégeno, -COR*, -COOR!, -C=N, -OR'!,
-NR'SO,R', -SO,R', -S0,N(RY%),, o -SRY,
cada mes 0, 1, 2, 3, 4, 5 o 6;
qges 0, 1, 2, 3, 4, o 5, siempre y cuando g es 0 si y s6lo si
K no es fenilo;
g’ es 0, 1, 2, 3 0 4 ;
cada R' es independientemente —-R'Y, -C(=0)R!!, -CO,R!, o -SOR!!;
cada R es independientemente hidrdégeno, alquilo de C;-Csg,
alquenilo de C,-Cg¢, alquinilo de C;-Cq, cicloalquilo de C3-Cg,
(cicloalquilo de C3-Cg)-alquilo de C;-C¢, (cicloalquenilo de C3-
Cg)—alquilo de C;-Cq, (cicloalquilo de C3-Cg)-alquenilo de C,;-Cg-

, -haloalgquilo de C;-Cg, —N(Ru)z, arilo, alguilo (de C;-Cg)-

1A



523

arilo, hetercarilo, alguilo (de C1-Cs) heterocarilo,
heterociclilo, o alquilo (de C;-Cg)-heterociclilo,
en donde cualquiera de R'' se sustituye optativamente con
uno o méas radicales de RY;
cada RY es independientemente haldgeno, haloalquilo
de C3~Cq, alquilo de C;-Cq, alcoxi de C;-Cg¢, (alquilo
de Co-Cg¢)C=0(0R'?); alquilo (de Co-Cg) OR!?, alqguilo
(de Cyp-C¢)CORY, alquilo (de Co-Cg)SO,R'Y®, alquilo (de
Co-Cg) CON(R™¥),, alquilo (de Co-Cg)CONRY™ORY®, alquilo
(de Co-Ce) SON (RY?) 5, alquilo (de Co-Ce) SRY?,
haloalquilo (de Cy{%)ORB, ariloxi, aralquiloxi,
ariloxialquilo, alcoxiarilo de Cg.g, arilalquilcarboxi
de Co-¢, alquilo (de Cp-Cg)N(R'?),, -NR¥MSO,R!?, o
-0 alquilo (de Co-Cg) COOR™;
cada R'? es independientemente hidrégeno, alquilo de C;-Cg,
alquenilo de C;-Cq¢, alquinilo de C;-Cq¢, cicloalquilo de Cs3-Cg,
(ciclecalquilo de C3~Cg)-alquilo de C;-C¢, (cicloalquenilo de Csz-
Cg) —alquilo de C;-Cq¢, o (cicloalquilo de C3-Cg)-alquenilo de C,-
Cs=: vy
cada R es independientemente hidrogeno, halégeno, alquilo de
C1-Cs, cicloalquilo de C3-Cg o haloalgquilo de C;-Cg;
donde cada grupo arilo comprende independientemente de 6 a 19
atomos de carbono, en donde el sistema de anillo estéa

opcionalmente parcialmente saturado;

2X
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cada grupo heteroarilo es independientemente un radical anillo
aromatico de 3 a 18 miembros radical que consiste en atomos de
carbono y de uno a cinco hetercdtomos seleccionados del grupo
formado por nitrdégeno, oxigeno y azufre;

cada grupo heterociclilo es independientemente un radical
anillo no aromatico de 3 a 18 miembros que consiste en &tomos
de carbono y de uno a cinco heteroatomos seleccionados del
grupo formado por nitrdgeno, oxigeno y azufre;

cada grupo alquilo es independientemente un radical del tipo
cadena hidrocarbonada lineal o ramificada que consiste
Unicamente de &tomos de hidrdgeno y carbono, gque no contiene
insaturacidén, que tiene de uno a doce &tomos de carbono;

cada ariloxi significa un grupo arilo que contiene de 6 a 19
atomos de carbono adyacentes a una molécula madre a través de
un atomo de oxigeno;

cada aralquiloxi significa un grupo arilo que contiene de 6 a
19 atomos de carbono y el grupo alquilo contiene de 1 a 12
atomos de carbono adyacentes a una molécula madre a través de
un adtomo de oxigeno, y

cada ariloxialquilo significa un grupo arilo que contiene de 6
a 19 atomos de carbono adyacentes a un adtomo de oxigeno, a un
grupo alguilo gque contiene de 1 a 12 &tomos de carbono

adyacentes a una molécula madre.

15. Un compuesto de acuerdo con la férmula

2A
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R!
e i
12 [ J}WNJ%N
— mkxﬁ‘ Rj7~&z
\K {Qﬂ}q

0 una sal farmacéuticamente aceptable de é1, en donde:

R! es -Ll—RS, en donde
L' es un enlace, —[C(Rw)z]m. o cicloalquilo de C(C3-Cg, en
donde cada R es independientemente hidrégeno, haldbgeno,
alquilo de C;-C4, cicloalquilo de C3-C¢ o haloalquilo de
Ci1-Ce; ¥y
R’ es fenilo o piridilo, cada uno optativamente sustituido
con uno o dos R, en donde cada R° es independientemente
-haldgeno, alcoxi de C;-Cq, alquilo de C;-Cq, o haloalquilo
de C1-Cq;

R® y R* son cada uno independientemente -H, -[C(R®),],—OH,

alquilo de C;-C¢, haloalquilo de C;-C4, haldgeno, -C(O)N(RY), o

-COORM;

siempre que R’ y R?' no sean simultaneamente hidrégeno;

J es fenilo, piridilo o tienilo;

K es fenilo o piridilo;

L? es un enlace,

cada R* es halégeno, alquilo de Ci;-C¢ o haloalguilo de C;-Cg¢ y

cada R* es haldgeno, -[C(R'®),]1,~OH, -SO,RM, -SO,N(R'),,

-C(O)N (R'),, -COOR'?, alguilo de C;-C¢ o haloalguilo de C;-Cg.

cada mes 0, 1, 2, 3, 4, 5 o 6;
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qes 0, 1, 2, 3, 4 o 5, siempre y cuando g es 0 si y sdlo si
K no es fenilo;
g’ es 0, 1, 2, 3 o 4;
cada R es independientemente hidrbégeno, alquilo de C;-Cg,
alquenilo de C3-C¢, alquinilo de C;-Cq¢, cicloalquilo de C3-Cg,
(cicloalquilo de C3-Cg)-alquilo de C;-Cq, (cicloalquenilo de Cs-
Cg) ~alguilo de C;-Cq, (cicloalquilo de C3-Cg)-alquenilo de C,-Cg—
, haloalquilo de C;-Cg, ‘N(Rm)g, arilo, alquilo de C;-Cq -
arilo, heterocarilo, alquilo de C1-Cg - heteroarilo,
heterociclilo, o algquilo (de C;-C¢)-heterociclilo,
en donde cualquiera de R' se sustituye optativamente con
uno o mas radicales de R'?;
cada R¥ es independientemente haldgeno, haloalquilo
de C1-Cq, alguilo de C;-C4, alcoxi de Ci;-C4, (alquilo
de Co-Cg¢)C=0(OR™); alquilo (de Co-C¢) OR'®, alquilo
(de Co-Cg)COR™, alquilo (de Cg¢-Cg)SO,R'?, alquilo (de
Co-Ce) CON (R¥),, alquilo (de Co-Cg)CONRYPOR!?, alquilo
(de  Co-Cg) SO,N (RY?) 5, alquilo (de  Co-Cg) SR*?,
haloalquilo (de Cy-Cg) OR?'?, ariloxi, aralguiloxi,
ariloxialquilo, alcoxiarilo de Cy-s, arilalquilcarboxi
de Co-¢, alquilo (de Co-Cg)N(RY¥),, -NRYSO,R'?, o
-0 alquilo (de Cy-Cg) COOR?®3;
cada R* es independientemente hidrégeno, alquilo de C;-Cg,
algquenilo de C3-C¢, alguinilo de C,-Cg, cicloalquilo de C3-Cg,

(cicloalgquilo de C3-Cg)-alquilo de C;-C¢, (cicloalquenilo de Cs-

3
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Cg)—algquilo de C;-Cq¢, o (cicloalquilo de C3-Cg)-algquenilo de Cy-
Ce;
donde cada grupo arilo comprende independientemente de 6 a 19
atomos de <carbono, en donde el sistema de anillo estéa
opcionalmente parcialmente saturado;

cada grupo heteroarilo es independientemente un radical anillo
aromatico de 3 a 18 miembros radical que consiste en &tomos de
carbono y de uno a cinco heterodtomos seleccionados del grupo
formado por nitrdgeno, oxigeno y azufre;

cada grupo heterociclilo es independientemente un radical
anillo no aromdtico de 3 a 18 miembros que consiste en &tomos
de carbono y de uno a cinco heterodtomos seleccionados del
grupo formado por nitrdgeno, oxigeno y azufre;

cada grupo alquilo es independientemente un radical del tipo
cadena hidrocarbonada lineal o ramificada que consiste
Gnicamente de 4tomos de hidrdégeno y carbono, que no contiene
insaturacién, que tiene de uno a doce atomos de carbono:

cada ariloxi significa un grupo arilo que contiene de 6 a 19
dtomos de carbono adyacentes a una molécula madre a través de
un atomo de oxigeno;

cada aralquiloxi significa un grupo arilo que contiene de 6 a
19 atomos de carbono y el grupo alquilo contiene de 1 a 12
dtomos de carbono adyacentes a una molécula madre a través de

un atomo de oxigeno, vy
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cada ariloxialgquilo significa un grupo arilo que contiene de 6
a 19 atomos de carbono adyacentes a un atomo de oxigeno, a un
grupo alquilo que contiene de 1 a 12 A&tomos de carbono

adyacentes a una molécula madre.

l6. El compuesto de acuerdo <con la reivindicacidén 14,

caracterizado porque al menos uno de J o K es fenilo.

17. El1 compuesto de acuerdo con la reivindicacién 16,

caracterizado porque J y K son ambos fenilo.

18. El1 compuesto de acuerdo con la reivindicacién 17, de la

férmula
( R* )q \\
e &
2 % R
.
N lm o

Sn

{Rm ]q‘ R21 R

o una sal farmacéuticamente aceptable de é1.

19. El1 compuesto de acuerdo con la reivindicacidén 18, de la

férmula:
R1
(R¥)g~ \
g ﬂ'&/ &\\"}*——N/‘\\‘N
\ N\, ~
{F?4‘}qu251 R2

o una sal farmacéuticamente aceptable de él, en donde R*! es

23
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-H, haldgeno, alquilo de C;-Cs o haloalquilo de C;-Cs.

20. El compuesto de acuerdo con la reivindicacidén 19,
caracterizado porque
cada R' es independientemente haldgeno, arilo, heterocarilo,
heterociclilo, -G' o -E-G!, en donde
E es -[C(RY),]m, en donde cada R!® es independientemente
hidrégeno o halébégeno, y
G! es algquilo de C;-C4, haloalguilo de C;-C¢, haldgeno, -

OR'! o —SO,R!L.

21. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 19,
caracterizado porque

cada R*' es independientenente halégeno, -G' o -E-G!, en

donde
E es -[C(R*®) 31, en donde cada RY® es
independientemente hidrégeno o haldgeno y
G es algquilo de C1-C4 o haloalquilo de C;-Cg.

22. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 19,

caracterizado porque
cada R es independientemente halégeno, -G', -E-G! o -D-E-
G', en donde
D es -0-;

E es -[C(R®)2ln, V¥
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G es algquilo de C1-C4 o haloalgquilo de Ci1-Cg, —CORlﬂ
-COORY, -CON(R't),, -c=N, -OR!!, -NR!MCOR!, -NR'SO,R'?,

-N(R'™),, -SO,R', o -S0,N(R'),.

23. El compuesto de acuerdo c¢on la reivindicacidén 19,
caracterizado porque cada R’ es independientemente haldgeno,
alquilo de C;-Cq, haloalguilo de C;-Cq, cicloalguilo de C3-Cg,
OR™, SO,RM™, COR', SO,N(R'),, C=N, C(0)OR!, CON(RY¥),, NRCORM

o N(R'),.

24. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 19,
caracterizado porque
R? es —L3—R7, en donde
L’ es un enlace y
R’ es hidrdégeno, haldgeno o —[C(R”>2]—z, en donde
cada R'® es independientemente H, haldégeno o alguilo (de
Ci1-C2) vy
Z es —H, halégeno, -ORY', -c(=0)R'Y", -c(=0)0OR'",
-C(=0)N(R'"),, -C(=N-OH)R*" o -C(=S)N(R'"),,

en donde R es H o (alquilo de C1-Cg) .

25. El compuesto de acuerdo con la reivindicacidén 19,

caracterizado porque R? es haldgeno, -CF;, -CH,0H, o —C(CH;),OH.
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26. Un compuesto de acuerdo con la férmula
Rﬁ
\{1
R . 4
N — = (R Jq
Sk h
. (Ré 1 )q'
0 una sal farmacéuticamente aceptable de él, en donde
L; es -[C(R™),;]w- o cicloalquilo de C3-Cg, en donde m’ es 1 o
2;

R° es heterocarilo optativamente sustituido con uno o mas R?,

en donde

cada R>® es independientemente haldgeno, = nitro,
heterocarilo, heterociclilo, alquenilo de C;-Cg¢, alguinilo
de Cy-Cq, cicloalgquilo de C3-Cg , (cicloalquilo de C3-Cg)-
alguilo de C;-C4, (cicloalquenilo de C3-Cg)-alguilo de C;i-
Ce, (cicloalquilo de (C3-Cg)-alguenilo de Cp;-Cq4, arilo,
arilalquilo, ariloxi, ariloxiarilo, arilalcoxi de Cjizg,
alquilo de C;-Cq, haloalquilo de Ci-Cq, SO,R'Y, OR', SR,
N3, SO.R', CORM™, SO,N(R'),, SO,NRM™COR', C=N, C(0)OR'?,
CON (R')z, CON(R')OR™, OCON(RM™),, NRM™COR', NRM™CON(R'Y),,
NRIHSOORll, o) N(Rll)z, en donde

cada R>® se sustituye optativamente con uno o mas

grupos que son independientemente -haldgeno, alquilo

de C1-Cq, ariloxi alquilo (de Cp-g) SOZRM, alquilo (de

Co-s) COOR™, alcoxiarilo de Cgo.¢, haloalquilo de C;-Cg,
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-SO,RM™, -ORM, =-SR', -N;, -SO;R', -COR'", =-SO0,N(R'),,
-SO,NRMCOR', -C=N, -C(O)OR', -CON(R')j,,
-CON (R™) ORM, -OCON(R');, -NR'COR', -NR'CON(R'),,
-NRYMCOOR', o -N(R'),;
R?! es hidrégeno, haldgeno, nitro, ciano, alguilo de C;-Cg ©
haloalquilo de C;-Cs
siempre que R? y R*! no sean simultaneamente hidrégeno,
R? es —L3—R7, en donde
L’ es un enlace; y
R’ es hidrdégeno, haldégeno, -Z- o -Y-Z- en donde
Y es ’[C(Rlﬂz]m— o alquenilo de C,-Cq
en donde cada R es independientemente H,
haldégeno, o alquilo de C1-C4; vy
Z es —-H, halégeno, -ORY, -C(=0)R!, -C(=0)OR'?,
-C(=0)N(R™),, -C(=N-OH)R'™ o -C(=S)N(R'),,
cada R* y R* es independientemente haldgeno, oxo, nitro,
CRM=CR“COOR13 ariloxi, aralgquiloxi, ariloxialquilo, aril
alquilcarboxi de Cy-Cg, arilo, hetercarilo, heterociclilo,
heteroariloxi, heterocicliloxi, -G, -E-G!, o ~-D-E-G!, en donde
D es -0-;
E es —[C(Rlﬂz]m— o cicloalguilo de C3-Cg; vy
G! es alquilo de C;-Cg, haloalquilo de C;-C¢, -COR'?,
-COOR', -CON(R'),, -c=N, -OR'!, -OCON(R'),, -OCOOR',

-N3, -NRM™COR, -NR!!sO,R, -N(R'),, -NR!''COOR'?,
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-SO,R™, =-SO,NR'™COR', -SO,N(R''),, -SOR'™, o -SRY,
en donde cada R* se sustituye optativamente con uno o
mas R%®,
en donde cada re es independientemente
haldégeno, ariloxi, aralquiloxi, ariloxialquilo,
alcoxiarilo de C;-Cq, aril alquilcarboxi de Cp-
Ce¢, -G’', -E'-G’, o -D'-E’'-G’, en donde
D' es -0-;
E’ es —[C(Rw)]m— o cicloalquilo de C3-Cg; vy
G’ es -H, haldgeno, -COR', -coor'!, -c=nN,
-OR™, =-NR'S0,R', -SO,R™, -SO,N(R'),, o
~sRM,
cada mes 0, 1, 2, 3, 4, 5 o 6;

qes 0, 1, 2, 3, 4 o 5;

cada R!! es independientemente hidrégeno, alquilo de C;-Cg,
algquenilo de C3-Cq, alquinilo de C,-C¢, cicloalguilo de C3-Cg,
(cicloalquilo de C3-Cg)-alquilo de C;-C4, (cicloalquenilo de Cs-
Cg) —alguilo de C;-Cs, (cicloalquilo de C3-Cg)-alquenilo de C,-Cg-
, haloalquilo de C;-Cg, -N(R¥),, arilo, alquilo (de C;-Cg)-
arilo, hetercarilo, alquilo (de C1-Cg) heteroarilo,
heterociclilo, o algquilo (de C;-C¢)-heterociclilo,

en donde cualquiera de R!! se sustituye optativamente con

uno o mas radicales de R'?;
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cada RY es independientemente haldgeno, halcalquilo
de C;-Cq, alquilo de C1-C4, alcoxi de C;-Cq, (alquilo
de Co-Cg)C=0(OR'¥); alquilo (de C¢-C¢) ORY?, alguilo
(de Co-Cg)CORY, alquilo (de Cp-C¢)SO,R™, alquilo (de
Co-Cg) CON(R™¥),, alquilo (de Co-Cg)CONR™ORY, alquilo
(de  Co-Co) SO.N(RY),,  alquilo (de  Co-Cg) SRY3,
halcalguilo (de Cp-C¢) ORY®, ariloxi, aralquiloxi,
ariloxialquilo, alcoxiarilo de Cp-¢, arilalquilcarboxi
de Co-s, alquilo (de Cg-Cg)N(R™),, -NR¥™SO,RY?, o
-0 alquilo (de Co-Cg¢) COOR®3;
cada RY es independientemente hidrdgeno, algquilo de
C,-Csg, alquenilo de C,-Cg, alquinilo de Cy-Ceg,
cicloalquilo de C3-Cg, (cicloalquilo de C3-Cg)-alquilo
de C;-Cq, (cicloalquenilo de C3-Cg)-alquilo de C;-Cq4, ©
(ciclcalguilo de C3-Cg)-alquenilo de C,y-Cg,
donde cada grupo arilo comprende independientemente de 6 a 19
atomos de carbono, en donde el sistema de anillo estéa
opcionalmente parcialmente saturado;
cada grupo heteroarilo es independientemente un radical anillo
aromatico de 3 a 18 miembros radical que consiste en atomos de
carbono y de uno a cinco heterodtomos seleccionados del grupo
formado por nitrdgeno, oxigeno y azufre;
cada grupo hetercciclilo es independientemente un radical

anillo no aromatico de 3 a 18 miembros que consiste en &tomos



“

535

de carbono y de uno a cinco heterodtomos seleccionados del
grupo formado por nitrégeno, oxigeno y azufre;

cada grupo alquilo es independientemente un radical del tipo
cadena hidrocarbonada lineal o ramificada que consiste
Unicamente de &atomos de hidrdégeno y carbono, gue no contiene
insaturacidén, que tiene de uno a doce atomos de carbono;

cada ariloxi significa un grupo arilo que contiene de 6 a 19
dtomos de carbono adyacentes a una molécula madre a través de
un atomo de oxigeno;

cada aralquiloxi significa un grupo arilo que contiene de 6 a
19 4tomos de carbono y el grupo alquilo contiene de 1 a 12
dtomos de carbono adyacentes a una molécula madre a través de
un atomo de oxigeno, vy

cada ariloxialquilo significa un grupo arilo que contiene de 6
a 19 atomos de carbono adyacentes a un atomo de oxigeno, a un
grupo algquilc que contiene de 1 a 12 &tomos de carbono

adyacentes a una molécula madre.

27. El1 compuesto de acuerdo <con la reivindicacidén 26,
caracterizado porque
cada R! es independientemente haldégeno, arilo, heteroarilo,
heterociclilo, -G' o -E-G!, en donde
E es —[C(R?ﬂz]m—, en donde cada RY es independientemente
hidrbégeno o haldgeno, y

G' es alquilo de C1-Cs, haloalquilo de C;-Cs, haldgeno,
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-ORM o -SO,R'.

28. Un compuesto caracterizado porque es una de las especies

enumeradas en la Tabla 1.

29. Un compuesto caracterizado porque es

0./
SR o
el
N

0 una sal farmacéuticamente aceptable de él.

4



