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A compound according to one of the following formulas,

1
RZ‘I R1 N\(R N R1 R?’\N R1
" R?! R
I1a IIb ‘ IIc IId

or a pharmaceutically acceptable salt, isomer, or prodrug thereof, wherein,
(A)R'is-L'-R>, wherein
L'isabond, L, L% —L*-L%L’-, or -L%-L>-L%-, wherein
each L’ is independently {C(R"),],n-, wherein
each R" is independently hydrogen, halogen, (C;-Celalkyl, (C3-Ce)cycloalkyl, or
(C,-Ce)haloalkyl; and
each L® is independently -CS-, -CO-, -SO;-, -O-, -CON(R")-, -CONR''NR"})-, -C(=NR'}-,
-C(=NOR Y-, or -CENN(R ' Y)-, -aryl-, -C3-Cyeycloalkyl-, -heteroaryl-, or -heterocyclyl-;
wherein the aryl, cycloalkyl, heteroaryl, or heterocyclyl is optionally substituted with
one or more RM;
or each L is independently C,-C, alidiyl,
wherein the alidiyl chain is optionally interrupted by ~C(R'")-, -C(R'"),C(R' )-.
-CR™M=CR"Y, CR'%0-, -CR"MNR"-, -C=C-, -0-, -S$-, -NR')CO-,
NR')COy, -CONR'™)-, -CO-, CO;-, -OCE=0)-, -OCE=ONR'")-, -SO»-,
NR'SO:-, or -SON(R'): and ’
R is aryl, heterocyclyl, heteroaryl, {(Cs-Ce)cycloalkyl, -C, or -B-C,
wherein
B is -[C(R"®);]n- or -C3-Cs cycloalkyl-; and

C is halogen, —C)-Cealkyl, -Ci-Cghaloalkyl, -SOR"", -SR"'. -SO;N(R '), -SO:NR"'COR ", -C=N,

-C(O)OR", -CON(R™),. or -N(R''),,
wherein R? is optionally substituted with one or more R*™ wherein
each R™ is independently halogen, nitro, heteroaryl, heterocyclyl, C,-C, alkenyl, Co-Ce
alkynyl, C3-Cg cycloalkyl, (C5-Cg cycloalky-Ci-Cg, alkyl-, (Cs-Cs cycloalkenyl)-C,-Cq alkyl-, (C+-Cy
cycloalkyl)-C,-C, alkenyl-, aryl, arylalkyl, aryloxy, aryloxyaryl, arylC,; alkoxy, C;-C; alkyl.
C4-Ce haloalky), SOR'', OR", SR", N3, SO,R", COR"', SO,N(R'"),, SO:NR''COR',



C=N, C(OOR", CONR'") CONR™MOR" | OCONR™, NR'"COR',
NR'CONR'Y,, NR''COOR", or N(R'"Y,. wherein
each R™is optionally substituted with one or more groups which independently are
-halogen, -C;-Cs alkyl, aryloxy Cge alkylSOR", Cue alkylCOOR', Cys
alkoxyaryl, C,-C¢ haloalkyl, -SO,R", -OR", SR, -N;, -SOR', -COR",
SON(R''), -SONR''COR", -C=N, -C(O)OR', -CON(R'"), CON(R™MOR",
-OCON(R '), -NR''COR'', NR''CONR '), -NR''COOR ", or -N(R'");;
, R%and R*' are —L3—R7, wherein
each L is independently a bond or (CHy)w-V'(CHa)-, wherein
nis 0-6; and
V'is -CR")r, -CR"HCR M-, -CR")=CR")-, -C(R""),0-, -C(R"uNR -, -C=C-, -O-,
-S-, NR''-, NR™CO-, -NR'"YCO,, -0CO-, -CO-, €S-, -CONR"- -C(=N-R")-,
-C(=N-OR")-, -C[=N-N(R");], -COx-, -OC(=0)-, -OCEOINR -, -SOy-, -N(R'SO»-,
-SON(R'™)-, NRCONR'’- -NR'"CSNR"’-, C3-Cyeycloalkyl, or C3-Cg cyclohaloalkyl;
oreach L' is independently C,-Cg alidiyl,
wherein the alidiyl chain is optionally interrupted by -C(R”)z—, -C(R”)gC(R”)g—,
CRM=CR"y., -C(R")0-, -C(R"LNR"-, -C=C-, -O-, -S-, -N(R'"CO-, -N(R'")CO>-,
NR'"-, -CON(R")-, -CO-, -COs-, -OC(=0)-, -OCEONR Y-, -SO-, N(R')SOx, or
-SON(R")-; and
each R’ is independently hydrogen, halogen, nitro, aryl, heteroaryl, heterocyclyl, -Z, -Y-Z, or —
X-Y-Z, wherein
Xis—0-;
Yis -[C(R|5 )2)m-, Ca-Cealkenyl, or -C3-Cgeycloalkyl; and
Z is -H, halogen, —-OR", -C=O)R", -C(=O)OR", -CFONR'Y, -NR™M..
CEN-OHR!,  -CESNR™,,  CN,  -SEORNR'),  -CEONR'INR'M),
-CEOINRYOR"), -OC=0)-R", or -OC(=0)-NR''),,
wherein R’ is optionally substituted with one or more R™ wherein
R™ is halogen, haloaryl, aryloxy, aralkyloxy, aryloxyalkyl, arylCy-Ce alkylcarboxy.
C(R'"=C(R")-COOH, aryl, heteroaryl, heterocyclyl, het'erocyclyloxy, heteroaryloxy. -2,
-Y'-Z7, or-X'-Y? -7, wherein
X is—0-;



Y’ is -{C(R ™y} or -C3-Cgeycloalkyl; and
7> is -H, halogen, —-OR", -SR', -S=O)nR', -C=OR", -C(=O)OR",
CEONR™),, NR'™,, -NRMCE0) R, -SEORNR'"CEOR', -CN,
SEORNR" Y, -CEONRMNR™),,  -CEONR™MOR"), -OC=O)-R',
-OCE=0)-0R", -NR'NC(=0)-R", or -NR'™S(O=),R"",
wherein each R™ is optionally substituted with one or more R,
wherein each R® is independently halogen, Ci-Cg alkyl, C;-Cs alkoxy. Ci-Cs haloalkyl,
C}-Cs haloalkyl(OR'"), Co-Cg alkylOR "', Co-Cs alkylCON(R'"),, Co-Cs alkylCOR"', Co-Cs
alkylCOOR"', or Cy-C; alkylSO:R",
provided that R” and R* are not simultaneously hydrogen;
RYis~L-R® wherein
L is a bond, =X« CH2)x-X -, «(CH2)p=X>-(CHa) 0 (CH)11~ Y« CHa)y~, wherein
nis 0-6; each w is independently 0 —5; and
each X? is independently a bond, -C(R'');-, -C(R'"),CR' ), -C(R'"Y=CR")-, -C=C-,
-CO-, -CS-, -CONRY-, -CEN)R"Y-, -C(=N-OR')-, -C[=N-N(R"");], -CO»-, -SO;-. or
-SON(R'®)-; and

Y is -0-, -S-. NR-, NR™CO-, -NR™CO»- -0CO-, -OCEOINRY)-

-NR"CONR"-, -N(R'")SO,-, or NR'’CSNR?-;
or L is Cyg alidiyl chain wherein the alidiyl chain is optionally interrupted by CR"-,
-CR"CR" ) -CR'MECRM)-, -CR'")0-, -CR'NRY-, -C=C-, -0-, -S-, NR'CO-,
NR'HCOp-, -CONR')-, -CO-, -COx, -OC=0)-, -OCEONR"Y)-, -S0,-, -NR')SO,-, or
-SON(R'); and
R is C)-Cg alkyl, C,-Cg haloalkyl, aryl, C5-Cg cycloalkyl, heteroaryl, heterocyclyl, -CN, -C(=O)R",
-CEOOR', -CEONR™),, NR"), -SOR', -SEORNR'™,  -CEONR'NR™,,  or
-C(=O)N(R'YOR™y, wherein
the aryl, heteroaryl, cycloalky!, or heterocyclyl is optionally substituted with with one or more R%,
wherein
each R® is independently -Z ,=Y -Z", or—=X -Y -Z', wherein
X is —0-;
Y s -[C(R'S)zlm-', -C-Cg alkenyl, C3-Cy cycloalkyl, heterocyclyl, aryl, or heteroaryl,

wherein



X,

the aryl, heteroaryl, cycloalkyl, or heterocycly! is optionally substituted with at least
one group which is each independently Z**;
Z" is -H, -CN, halogen, -OR", -C(=O)R"", -C(=0)OR"", -C(=O)N(R'"),, NR™, N,
SO.R", -S(E0RNR'Y,, -CEOINRINR'™,, -N(R"')C(zO)N(R‘ ", -OCE=0)-OR",
-CEOINRYOR", -OCE=0)-R", -OCEO)-NR',, or -NRMCOOR"; and

G is a group of the formula,

, wherein
1is aryl, heteroaryl, or absent;
K is aryl, heteroaryl, or absent;
provided that
(i) if K is absent, then q is 1 and R? is bonded directly to L% and

each R* and R*' is independently hélogen, oxo, nitro, CR"'=CR"'COOR", aryloxy, aralkyloxy.
aryloxyalkyl, arylCo-Cs alkylcarboxy, aryl, heteroaryl, heterocyclyl, hetercaryloxy. heterocyclyloxy,
-G',-E-G" or —D-E-G', wherein
Dis-O-; '
E is {C(R" )] 0r -C3-Cyeycloalkyl; and ‘
G' is -C-Cealkyl, -C\-Cghaloalkyl, -COR", -COOR'', -CONR'"), -C=N, -OR'",
-OCON(R'), -OCOOR"'| N3, -NR''COR", -NR"'SO,R", -N(R");, -NR''COOR",
SO,R", -SONR''COR" | -SON(R'"Y, -SOR", or -SR'';
wherein each R% is optionally substituted with one or more R4°,
wherein each R™ is independently halogen, aryloxy, aralkyloxy, aryloxyalkyl,
C-Cs alkoxyaryl, arylCo-Cg alkylcarboxy, -G’, -E’-G’, or —-D"-E’-G’, wherein
D’ is—O-; _
E’ is -[C(R %))~ or -C3-Cgeycloalkyl-; and
G’ is —H, -halogen, -COR", -COOR", "C=N, -OR"., -NR"'SO,R",
-SO,R", -SONR'),, or SR
L?is a bond or {C(R )] V-[C(R ™)), wherein
V2 is independently -CR')-, -CRHCR'")-, -CR™=CR'"), -CR")0-,
CR'"RNR'., C=C-, -O-, -S, -SO», -NRGHCO-, NR™CO,, -CONR™)-,



&el

-CON(R" ), -CONR")O-, -CO-, -CS-, -COy-, -OCF=0)-, -OCEONR'Y)-, -N(R")S0x-,
-SON(R')-, -NR"CONR'’-, .NR'°CSNR -, C3-Ceeycloalkyl-, or C3-Cecyclohaloalkyl,
or V2 is Cy alidiyl,
wherein alidiyl chain - is optionally interrupted by —-C(R'")-, -C(R'HCR''-,
C(R"=CR")-, -CR'0-, -CR'"LNR-, -C(RMNR' -, -C=C-, -O-, -S-, -NR'HCO-,
NR™COx- -CONR'™-, -CONR")-, -CONR™MO-, -CO-, -CO», -OCE=O)-,
OCEOINR™)-, -SOx-, -N(R'")S0,- or -SONR%)-;
or V2 is aryl, heteroaryl, or heterocyclyl, each of which is optionally substituted with one or
more R, wherein
each R? is independently halogen, C;-Cy haloalkyl, C,-C alkyl, C-Cs alkyloxy,
Co-Cs alkyl or C,-Cg alkylCOOR"';
eachmis0,1,2,3,4,5,0r6;
qis0,1,2,3,4, or 5, provided that q is 0 if and only if K is not phenyl; and
qis0,1,2,3,0r4,
cach R' is independently -R"", -C(=O)R"", -CO:R", or -SO:R"";
each R'" is independently -hydrogen, -C,-Cg alkyl, C;-Cs alkenyl, C»-C; alkynyl, C-Cy cycloalkyl, (C3-Cy
cycloalkyl)}-C,-Cy alkyl-, (C;5-Cy cycloalkenyl)}-C-Cs alkyl-, (C3-Cs cycloalkyl}-C»-Cq alkenyl-, -C;-Ce haloalkyl,
NR™)y, aryl,  -(Ci-Coalkyl-aryl, heteroaryl, (C;-Celalkyl-heteroaryl,  heterocyclyl,  or
~(Ci-Ce)alkyl-heterocyciyl, " '
wherein any of R''is optionally substituted with one or more radicals of R'"%;
each R'"? is independently halogen, C,-Cshaloalkyl, C,-Cs alkyl, Ci-Cs alkoxy. (Co-Ce
alkyhC=O(OR"); Cy-Cs alkylOR", Cy-Cs alkylCOR", C¢-Cs alkylSO-R", Co-Cs
alkylCON(R"),, Cp-Cs alkylCONRPOR", Cy-Cs alkylSON(R™)s, Co-Ce alkylSR",
Co-Cs haloalkleRD, aryloxy, aralkyloxy, aryloxyalkyl, Cpgalkoxyaryl, arylCyy
alkylcarboxy, -Co-Cs alkyIN(R'), -NR S0, R", or -0Cq alkylCOOR;
cach R™ is independently hydrogen, C,.Cs alkyl, C,-C, atkenyl, C-C, alkynyl, C+-Cy cycloalkyl, (C+Cy
cycloalkyl)}-C,-C, alkyl-, (C+-Cq cycloalkenyl)}C,-Cy alkyl-. or (C3-Cs cycloalkyl)-Cy-Cs alkenyl-;
each R" is independently C,-Cs alkyl, C,-Cs alkoxy, halogen, C)-Cs haloalkyl, Co-Cs alkylCON(R '),
Co-Cs alkylCONR"'OR"', €-C5 alkylOR"', or C4-C4 alkylCOOR''; and
B) provided that
() when .2 is a bond, both J and K are not absent;



(i) if the compound if defined by formula [la, then

a)

b)

if J is phenyl and K is thienyl, furyl, or thiazoyl and q is 0, then R' is not
4-(NH;SOp)phenyl,  4-(NH.SO,)-3-fluorophenyl,  p-(CH3SOz)phenyl-,  or
4p-(CH;S0;)-3-fluorophenyl-; and

if R® is pyridyl or phenyl optionally substituted with one or more R¥and L' is a

bond, then G is not p-(NH,SO;)pheny! or p-(CH3SO2)phenyl-;

(i) if the compound is defined by formula Ilc or I1d, then G is not p-(NH28O,)phenyl or
p-(CH;SO,)phenyt-;

(iv)  the compound is not [-{(biphenyl-4-yl)-2,5-dipheny!-1 H-imidazole.

The compound according to claim 1, of the formula,

R‘I
N/gN
=

2
(R41 )q‘ R R2

(R*)q

or a pharmaceutically acceptable salt, isomer, or prodrug thereof, wherein

L'isabond ;

R? is aryl optionally substituted with one or more R

R*" is hydrogen, halogen, nitro, cyano, Ci-Cgalkyl, or C|-Cghaloalkyl,

The compound according to claim 2, wherein L? is a bond.

The compound according to claim 2, wherein
R'is-L'-R’, wherein

L.'is a bond, -[C(Rl5 Y2]m- or -C3-Cg cycloalkyl-; and

R®is phenyl or pyridyl, each optionally substituted with one or two R®, wherein

each R™ is independently —halogen, -C\-Cs alkoxy, -C;-Cs alkyl, or -Ci-C
haloalkyl;

R? and R*' are each independently —H, [C(R"*)}-OH, -C\-Cs alkyl, -C;-Cs haloalkyl, halogen. -
C(ON(R "), or-COOR'";

L2 is a bond:

1is phenyl, pyridyl, or thienyl;
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K is phenyl, or pyridyl;

each R"' is -halogen, -C -Cgalkyl, or C,-Cs -haloalkyl; and

cach R* is -halogen, -[C(R™);}n-OH, —SO:R"!, =SO,N(R'™), -C(ON(R'"), -COOR'"", -C)-Cs
alkyl, or -C;-Cg haloalkyl.

The compound according to claim 2, wherein at least one of J and K is phenyl.
The compound according to claim 5, wherein J and K are both phenyl.

The compound according to claim 6, of the formula,

21 2

(R‘”)q. R R

or a pharmaceutically acceptable salt, isomer, or prodrug thereof.
p Y p p g

The compound according to claim 7, of the formula, ,
R‘!

4
R /A

(R41)q‘ R2' R2?

N

or a pharmaceutically acceptable salt, isomer, or prodrug thereof, wherein R*' is —H, -halogen,

-C-Cealkyl, or —C)-Cghaloalkyl.

The compound according to claim 8, wherein

each R* is independently halogen, aryl, heteroaryl, heterocycly, -G',or-E-G', wherein
E is -[C(R "] wherein each R is independently hydrogen or halogen: and
G'is -Ci-Cealkyl, -Ci-Cghaloalkyl, halogen, -OR". or-SO,R".

The compound according to claim 8, wherein

each R"' is independently halogen, -G or -E-G%, wherein
E is -[C(R )] -, wherein each R" is independently hydrogen or halogen; and
G’ is -C,-Caalkyl, -C;-Chaloalkyl, or halogen;

and



each R* is independently halogen, aryl, heteroaryl, heterocyclyl, -G, or -E-G', wherein
E is -[C(R" 2] -, wherein each R"is independently hydrogen or halogen; and
G' is -C-Cealkyl, -C;-Cghaloalkyl, halogen, -OR "', or -SO,R "

The compound according to claim 9, wherein R?is -L>-R”, wherein
L’isa bond; and
R’ is hydrogen, halogen, -Z, or -Y-Z, wherein
Y is -[C(R "] - or Co-Cealkenyl,
wherein each R" is independently H, halogen, or (Ci-Cg)alkyl; and
Z is -H, halogen, -OR", -C=O)R", -C=O)OR", -CEOINR")y, -CEN-OHR', or
CESNR ..

The compound according to claim 8, wherein each R™ is independently halogen, Ci-Cs alkyl, CI-C(,
haloalkyl, C3-Cscycloalky), OR", SO,R", COR", SON(R');, C=N, C(O)OR", CONR'),
NR'"COR", or N(R'"),.

The compound according to claim 8, wherein
R? is -L°>-R, wherein
LYisa bond; and
R’is hydrogen, halogen, or -[C(R'5 )2)-Z, wherein
each R is independently H, halogen, or (C)-Cz)alkyl; and
Z is -H, halogen, ~-OR'", -CO)R""", -C(=0)OR'", -CEOINR' ), -CEN-OHIR', or
-CESNR
wherein R is—H or —(C,-Cs alkyl).

The compound according to claim 8, wherein Ris ~halogen, —CF3, -CH,0H, or -C(CH;)OH.

The compound according to claim 1, wherein
L1 is=[C(R"* )]~ or ~C3-C cycloalkyl; wherein m’ is any of 1 to 3;and

each R" is independently hydrogen, halogen, (Ci-Cg)alkyl, or (C,-Ce)haloalkyl; and
R is hydrogen, halogen, nitro, cyano, Cj-Cealkyl, or Cy-Cghaloalkyl.

The compound according to claim 15, of the formula,

i



R: 21
R™ (Ras)g

or a pharmaceutically acceptable salt, isomer, or prodrug thereof.

'The compound according to claim 16, wherein at least one of J and K is phenyl.
'The compound according to claim 17, wherein J and K are both phenyl.
‘The compound according to claim 18, wherein L; is a bond.

The compound according to claim 19, of the formula,

RS
\L1
4
N
S \ /TN
R21 (R41)q-

or a phanmaceutically acceptable salt, isomer, or prodrug thereof.

21.

22.

23.

The compound according to claim 20, wherein
each R is independently —H or «(C-Caalkyl;
m’is | or 2; and

R” is phenyl optionally substituted with one or more R™

The compound according to claim 21, wherein
R?is -L3-R7, wherein
L’is a bond; and
R is hydrogen, halogen, -Z, or -Y-Z, wherein
Y is JC(R )] or Co-Cgalkenyl,
wherein each R" is independently H, halogen, or (Ci-Cg)alkyl; and

Z is —H, halogen, -OR'", -C=O)R"", -C(=0)OR", -C(=O)NR"),, -C(=N-OH)R'", or

C(=S)NR" .

The compound according to claim 21, wherein

each R* is independently halogen, aryl, heteroaryl, heterocyclyl, -G', or -E-G', wherein



o
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26.

27.

29.

E is -[C(R"*}]-, wherein each R¥is independently hydrogen or halogen; and
G' is -Ci-Cgalkyl, -C|-Cghaloalkyl, halogen, -OR", or -SO;R"".

The compound according to claim 21, wherein
each R is independently halogen, -G', or -E-G', wherein

E is -[C(R"*}-, wherein each R™ is independentl.y hydrogen or halogen; and
G' is -Ci-Cealkyl, -C-Cghaloalkyl, or halogen.

The compound according to claim 20, wherein
R is—H:
mis |, 2, or3;and

R’ is heterocyclyl optionally substituted with one or more R

The compound according to claim 25, wherein
R?is -L*-R”, wherein
LYisa bond; and
R is hydrogen, halogen, -Z, or - Y-Z, wherein
Y is -[C(R®}a]- or Co-Cialkenyl,
wherein each R" is independently H, halogen, or (C\-Cg)alkyl: and
Z is —H, halogen, -OR'", -C(=O)R", -C(=0)OR", -C=OIN(R'"),, -CEN-OHRY, or
CESNR M,

The compound according to claim 23, wherein

each Ris independently halogen, aryl, heteroaryl, heterocyclyl, -G', or-E-G', wherein
E is -[C(R");]w-, wherein each R" is independently hydrogen or halogen; and
G' is -C-Caalkyl, -C -Cghaloalkyl, halogen, -OR"", or -SO,R"".

The compound according to claim 25, wherein

each R*'is independently halogen, -G', or-E-G', wherein
E is -|C(R ")), wherein each R is independently hydrogen or halogen; and
G'is -C-Cealkyl, -Ci-Cghaloalkyl, or halogen. '

The compound according to claim 20, wherein
each R" is independently —H or «(C-Cyalkyl;

m’is | or2;and

7

500



R’ is heteroaryl optionally substituted with one or more R*

30. The compound according to claim 29, wherein
R%is -LE-R7, wherein
L%is a bond; and
Ris hydrogen, halogen, -Z, or -Y-Z, wherein
Y is -[C(R")]m- or C>-Cgalkenyl,
wherein each R" is independently H, halogen, or (C|-Cg)alkyl; and
Z is —H, halogen, -OR"", -C(=O)R"", -C=0)OR", -CEONR'),, -C(=N-0OH)R", or
-CESINR,.

31 The compound according to claim 29, wherein
each R is independently halogen, aryl, heteroaryl, heterocyclyl, -G', or -E-G', wherein
E is -[C(R "*)]m-, wherein each R is independently hydrogen or halogen; and
G' is -C)-Caalkyl, -Cy-Cghatoalkyl, halogen, -OR ", or -SO,R"".

32. The compound according to claim 29, wherein
cach R* is independently halogen, -G', or -E-G', wherein
E is -[C(R )], wherein each R " is independently hydrogen or halogen; and
G' is -C -Cealkyl, -C-Cghatoalkyl, or halogen.

33. The compound according to claim 1, wherein
R'is -L'-R®, wherein
. is a bond, -[C(R )], or -C3-Ci cycloalkyl-; and
R? is phenyl or pyridyl, each optionally substituted with one or two R™, wherein
each R™ is independently —halogen, -C;-C, alkoxy, -Ci-Cg alkyl, or -Ci-C,
haloalkyl;
R?, RY, and R® are each independently —H, —[C(R")]m-OH, -C\-Cg alkyl, -C,-C, haloalkyl,
halogen, -C(O)N(R '), or -COOR'";
L’isa bond;
Jis phenyl, pyridyl, or thienyl;
K is phenyl, or pyridyl;
each R* is -halogen, -C-Cgalkyl, or C-Cg -haloalkyl; and



cach R* is -halogen, {C(R™):]=OH, —SOR", -SON(R'),, -C(ONR '), -COOR''. -C-C;
alkyl, or -C;-Cy haloalkyl.

34. The compound according to claim 15 of the formula,
5
R N
R21 r

L‘I

N = =\ (R%)q
(R)q

or a pharmaceutically acceptable salt, isomer, or prodrug thereof, wherein

each R" is independently —H or «{C-Cp)alkyl;

m’is 1 or 2; and

R* is heteroaryl optionally substituted with one or more R™.

35. The compound according to claim 34, wherein
R%is —LJ*RT, wherein
Llisa bond; and
Ris hydrogen, halogen, -Z, or -Y-Z, wherein
Y is {C(R P ]m- or Cr-Cealkenyl,
wherein each R" is independently H, halogen, or (Ci-Cg)alkyl; and
Z is —H, halogen, -OR", -C(=0)R"", -C(=0)OR"", -C(=OIN(R"),, -C(=N-OH)R'’, or
-CESNR M.

36. The compound according to claim 34, wherein
cach R* is independently halogen, aryl, heteroaryl, heterocyclyl, -G', or-E-G', wherein
E is {C(R )], wherein each R* is independently hydrogen or halogen; and
G' is -Ci-Caalkyl, -C)-Cghaloalkyl, halogen, -OR", or SO:R"".

37. The compound according to claim 1, wherein
R'is-L'-R’ wherein L.' is a bond, L, Lﬁ, —L3-L8-L°-, or —L°-L°-L8-, wherein
each L’ is independently ~[C(R");]w-, wherein
mis(, 1,2,3,0or4; and
each R" is independently hydrogen, halogen, (C|-Cealkyl, or (Ci-Ce)haloalkyl; and
L®is -CO-, 80y, -O-, -CON(R"}-, -C5-Cecycloalkyl-, or -heterocyclyl-,



5
wherein the cycloalkyl, or heterocyclyl is optionally substituted with one or more R™;
and

R is aryl, heterocyclyl, heteroaryl, -C, or -B-C, wherein
Bis —[C(RIS h2lm- or -C3-Cecycloalkyl-; and
C is halogen, —C,-Cgalkyl, or -Ci-Cghaloalkyl;
wherein R’ is optionally substituted with one or more R*, wherein
each R™ is independently halogen, nitro, heteroaryl, heterocyclyl, C-C, alkenyl, Cy-C,
alkynyl, (C5-Cs cycloalkyl}Ci-Cy alkyl-, (C5-Cy cycloalkenyt}C-Cq alkyl-, (C3-Cyq cycloalkyl)}Cs-
Cs alkenyl-; aryl, arylalkyl, aryloxy, aryloxyaryl, arylC,s alkoxy, Ci-C¢ alkyl, C;-Cs
haloalkyl, Ci-Ceeycloalkyl, SO;R", OR", SR", N;, SOR", COR", SONR'").
SONR''COR", C=N, C(O)OR"', CON(R'");, CONR'HOR", OCON(R'), NR"'COR'",
NR''CONR "), NR"'COOR" ,or N(R'"),, wherein
each R™ is optionally substituted with one or more groups which independently are
-halogen, -Ci-Cs alkyl, aryloxy Cgs alkylSO;R', Cos alkylCOOR'', Cog
alkoxyaryl, -C-Cs haloalkyl, -SO,R'", -OR", -SR", -N;, -SO,R", -COR",
SONR'™,, -SONRMCOR', -C=N, -C(O)OR', -CONR'),, CONR'OR",
-OCONR'), -NR"COR", -NR"CONR'),, -NR"'COOR", or -N(R')y:
R? is-L>-R?, wherein
L* is a bond wherein and
R’ is, halogen, aryl, heteroaryl, heterocyclyl, -Z, or -Y-Z, wherein
Y is {C(R®)a]m- or -C3-Cecycloalkyl: and
Z is —H, halogen, —OR", -CEOR", -C=OOR", -CEONR"), -NR'),
-C=N-OH)R", -CE=SNR Y, -CN,  -SEORNR'),,  -CEOINR'NR™,,  or
-C=ONR"YOR™;
wherein R’ is optionally substituted with one or more R™, wherein
R™is halogen -2, -Y’-Z’, or—X’-Y’-Z’, wherein
X is-0-;
Y’ is -[C(R'S)z]m- or -Cs-Cecycloalkyl; and
7' is —H, halogen, —OR", -SR", -SE=ORR", -CE=OR', -CE=0)OR",
CEONR™,, NR', NR™MCEOR', €N, -SEORNR'), -
CEONRMOR™, or N(R' ')S(O=)2R‘ '



R*' and R? are each independently hydrogen, halogen, C-Caalkyl, or C;-Cghaloalkyl; and
G is a group of the formula,

(et
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R (R , wherein

Jis aryl or heteroaryl;
K is aryl or heteroaryl;
cach R* and R* is independently halogen, aryloxy, aralkyloxy, aryloxyalkyl, arylCy-Cs
alkylcarboxy, aryl, heteroaryl, heterocyclyl, heteroaryloxy, heterocyclyloxy, -G', -E-G', or —
D-E-G', wherein ‘
Dis-O-;
E is -[C(R "))~ or -C3-Cecycloalkyl; and ,
G' is -C-Cealkyl, -C,-Cghaloalkyl, -COR", -COOR", -CONR'), -C=N, -OR',
-OCON(R'"),, -NR"COR", -NR"SOR", -N(R"),, -NR"COOR'!, -SOR"', -SO,R",
-SO;NR'"COR", -SON(R'),, or -SR"",
Lisa bond;
qisl,2,0or3;and
qis0,1,2,0r3;
each R is independently -R", -C(=O)R", -CO:R", or -SOR";
cach R is independently -hydrogen, -C,-Cs alkyl, C,-Cy atkenyl, C;-C, alkynyl, (Cs-Cq cycloalkyl)-C,-
Cs alkyl-, (C5-Cy cycloalkenyl)-C-Cy alkyl-, or (C3-Cy cycloatkyl)}-Co-Cy alkenyl-; c.c alkyl, C;-Cy alkenyl,
Co-Cy alkynyl, (C5-Cy cycloalkyl}-C,-Cy alkyl-, (C3-Cg cycloalkenyl)-C-C, alkyl-, (C;5-Cy cycloalkyl)-Co-C,
alkenyl-, -C3-Cy cycloalkyl, -C,-Cs haloalkyl, -N(R"), aryl, «(C,-Cealkyl-ary!, heteroaryl,
-(C;-Ce)alkyl-heteroaryl, heterocyclyl, or -(Cy-Cg)alkyl-heterocyclyl.
wherein any of R'' is optionally substituted with one or more radicals of R';
each R is independently halogen, C(,-Céalkle(R”)z, C-Cghaloalkyl, C,-Cq alkyl, C;-Cq
alkoxy, (Co-Cs alky)C=O(OR"?); C-Cs alkylOR ™, Co-Cy, alkylCOR", Cy-Cs alkyISO:R ",
Co-Cs alkylCONR"M),, Cy-Cs alkylCONRPOR", Cy-Cs alkyISONR"), Ci-Cs
alkylSR'3, Cy-C, haloalkylOR", aryloxy, aralkyloxy. aryloxyalkyl, Coealkoxyaryl, arylCos
alkylcarboxy, Co-Cy alkyl, -NR"S0, R", or -0Cy alkleOOR'3;

E4



J#—
each R" is independently hydrogen, C,.Cq alkyl, Cp-Cy alkenyl, C;-Cy alkynyl, (C-Cs cycloalkyl)-Ci-Cy
alkyl-, (C5-Cy cycloalkenyl)-C,-Cy atkyl-, or (C3-Cg cycloalkyl)-Cyr-Cy alkenyl-; and

- each R is independently C-Cg alkyl, C,-Cs alkoxy. halogen, C,-C, haloalkyl, Cy-Cs
alkylCON(R' "), Co-Cs alkylCONR"'OR"", C4-C; alkylOR'", or Co-Cg alkylCOOR'".

38. The compound according to claim 1, wherein
R'is -L'-R>, wherein -
L' is a bond, -Cs-Cg cycloalkyl- or L°, wherein
each L’ is independently ~JC(R™),] -, wherein
mis0, 1,2, or 3; and
each R" is independently hydrogen, halogen, (Ci-Cglalkyl, or (C;-Ce)haloalkyl; and
R’ is aryl, heterocyclyl, heteroaryl, -C, or -B-C, wherein
B is —[C(R"*)2]m- -C3-Cecycloalkyl-; and
C is —C\-Cgalkyl or -C,-Cghaloalkyl;
wherein R’ is optionally substituted with one or more R™, wherein
each R* is independently halogen, nitro, heteroaryl, heterocyclyl, C»-C, alkenyl, Co-Cq
alkynyl, (C3-Cy cycloalkyl)-Ci-Ce alkyl-, (C5-Cy cycloalkenyl)-C,-Cy alkyl-, (Cs-Cy cycloalky!FCy-
C, alkenyl-, aryl, arylalkyl, aryloxy, aryloxyaryl, arylC,s alkoxy, C-Cs alkyl, C-Cs
haloalkyl, Ci-Cecycloalkyl, SOR'', OR', SR, N;, SO,R", COR", SO.NR™),.
SO;NR'COR", C=N, C(O)OR'!, CON(R'"),, CON(R"™OR", OCON(R''y, NR*'COR",
NR"CONR"Y,, NR"'COOR" ,or N(R'),, wherein
each R™ i optionally substituted with one or more groups which independently are
-halogen, -C\-Cg alkyl, aryloxy, Cos alkylSO,R', Cps alkylCOOR', Cys
alkoxyaryl, -C,-Cs haloalkyl, -SO:R'!, -OR"", -SR"| N3 -SO,R", -COR",
"SON(R' ), -SONRCOR", -C=N, -C(O)OR", -CON(R'"), .CONRR"OR",
-OCON(R'"), -NR"'COR", .NR''CONR "), -NR"'COOR", or -N(R'")y;
R”is-L>-R’, wherein
LYisa bond; and
R”is—Z or -Y-Z, wherein
Y is -[C(R'S)z]m-, or -C3-Cecycloalkyl; and
Z is —H, halogen, -OR'", -C=OR', -CEOYOR'", -CEONR'),, -NR'p
-C(=N-OH)R'", -C(=SIN(R"" )5, -CN, -S(=O0)N(R '), -OC(=0)-R", or -OC(=O0}N(R")»;



R? and R® are each independently hydrogen, halogen, C-C alkyl, or C-Cq¢ haloalkyl; and

G is a group of the formula,

(ot
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(R R , wherein

Jis aryl or heteroaryl;
K is aryl or heteroaryl;
each R* and R*' is independently halogen, heteroaryl, heterocyclyl, - G', -E- G', or -D-E- G,
wherein
Dis-0O-; _
E is {C(R)Jm- or -C3-Cecycloalkyl; and
G' is -C -Cealkyl, -Ci-Cghaloalkyl, -COR ", -COOR", <CON(R''),, -C=N, -OR", -SOR"",
-SO,R", -SON(R™),, or -SR',
L?isa bond;
gis 1,2,0r3,and
q1s0,1,20r3,
each R" is independently R", -C(=O)RI ' -CO.R", or-SOR"";
cach R" is independently -hydrogen, -C,-Cs alkyl, C,-Cs alkenyl, C-C, alkynyl, (C3-Cg eycloalkyl}C;-
Ce alkyl-, (C+-Cg cycloalkenyl}-Ci-Cy alkyl-, (C3-Cg cycloalkyl)-Co-C, alkenyl-, -C3-Cg cycloalkyl,
-(Ci-Celalkyl-(Cs-Cg)eycloalkyl, -C,-Cg haloalkyl, —N(R'z)g, aryl, -(Ci-Cg)alkyl-aryl, heteroaryl,
-(Ci-Colalkyl-heteroaryl, heterocyclyl, or -(C-Celalkyl-heterocyclyl,
wherein any of R''is optionally substituted with one or more radicals of R';
each R is independently halogen, OR", N(R"), Ci-Cghaloalkyl, C\-Cs alkyl, Ci-Cs
alkoxy, (Cy-Cs alky)C=O(OR'?); C-Ce alkylOR ", Co-Cs alkylCOR"?, Cy-Cs alky!SO,R ",
Cy-Co alkylCON(R"),, CyCs alkylCONRPOR®, Cy-Cs alkylSONRP),,  Co-Cs
alkyISR"?, C-C; haloalkylOR", aryloxy, aralkyloxy, aryloxyalkyl, Cycalkoxyaryl, arylCos
alkylcarboxy, Co-Ce alkyl, -NRSO; R, or -0Cy alkylCOOR";
cach R is independently hydrogen C,C alkyl, C;-C; alkenyl, C-Cq, alkynyl. (Cy-Cs cycloalkyl)}-C-Ce
alkyl-, (Cs-Cy cycloalkenyh}C-Cy alkyl-, or (C3-Cs cycloalky}Co-C alkenyl-;
each R" is independently C-Cs alkyl, C\-Cs alkoxy, halogen, C\-C, haloalkyl, Cy-Cs
alkylCON(R'" ), C-Ce alkylCONR''OR", Co-Cg alkylOR", or Co-C alkylCOOR".



39.

4.

41.

The compound according to claim | which is one of the species listed in Table 1.

The compound according to claim | which is

>§HA 0
N/\jN

Cl

or a pharmaceutically acceptable salt thereof.

The compound according to claim 1, of one of the formulas,

1
R21 R1 N\(R N R‘l RS\N R‘l
N - j \S \
/ N R, R? \‘L
Rzl;/)\e‘ R2TNAN NG re
R21 R3

or a pharmaceutically acceptable salt, isomer, or prodrug thereof, wherein,

R'is-L'-R®, wherein

L'isabond, L, L% —L3-L%-1>, or —L%-L>-LS- wherein

each L is independently [ C(R" )], wherein
each R" is independently hydrogen, halogen, (C-Ce)alkyl, or (Ci-Ce)haloalkyl; and
each L® is independently -CS-, -CO-, -SO,-, -O-, -CON(R'"}-, -CONR"'NR")-, -C(=NR").-,
-C(ENOR MY, or -C(=NN(RMY,)-, -aryl-, -C3-Caeycloalkyl-, -heteroaryl-, or -heterocyclyl-
wherein the aryl, cycloalkyl, heteroaryl, or heterocycly! is optionally substituted with
one or more R'; ‘
or cach L® is independently C,-Cs alidiy!
wherein the alidiyl chain is optionally interrupted by -C(R'')-, -C(R"™CR ' )-,
CR'"Y=CR'"), -CR")%,0-, -CR"Y,NR"-, -C=C-, -O-, -S-, -NR")CO-,
NR')COy, -CONR')-, -CO-, -COs-, -OC=O)-, -OCEONR'®)-, -SO»-,
NR'NSO:-, or -SO,N(R'Y; and

R’ is aryl, heterocyclyl, heteroaryl, -C, or -B-C

wherein

Bis —[C(R'S)z]m- or -C;-C;s cycloalkyl-; and



C is halogen, —C-Cgalkyl, -C;-Cshaloalkyl, -SO:R", -SR", -SO;N(R '), -SO;NRM'COR", -C=N,
-C(O)OR", -CON(R™),, or -N(R'),,
wherein R® is optionally substituted with one or more R*, wherein
each R™ is independently halogen, nitro, heteroaryl, heterocyclyl, C;-C, alkenyl, C»-Cy
alkynyl, C3-Cy cycloalkyl, (Cs-Cy cycloalky}-C;-Cy alkyl-, (C3-Cy cycloalkenyl)-Ci-Cg alkyl-, (C+-Cs
cycloalkyl)-Cy-Cq, alkenyl-, aryl, arylalkyl, aryloxy, aryloxyaryl, arylC,s alkoxy, C,-Cy alkyl,
C,-Cs haloalkyl, SO;R", OR", SR", N3, SO,R"', COR", SO,NR'). SONRCOR',
C=N, C(O)OR", CON(R'),, CONR'HOR' OCON(R'); NR"'COR", NR"'CONR ',
NR''COOR", or N(R"),, wherein
each R™ is optionally substituted with one or more groups which independently are
-halogen, -C;-Cs alkyl, aryloxy Cps alkylSO;R", Cys alkylCOOR', Cos
" alkoxyaryl, C;-Cs haloalkyl, -SOR", -OR', -SR', -N;, -SOR", -COR",
SONR'Y,, -SONR"'COR', -C=N, -C(OYOR", -CON(R'"),, CON(R"OR'",
-OCON(R', -NR"'COR", -NR''CON(R "), -NR"'COOR'!,or -N(R');
R? and R?' are -L3—R7, wherein
each L’ is independently a bond or (CHa)n-V '(CHy)y- wherein
nis 0-6; and
VVis—CRM, -CR"RCR Y-, -CR™M=CR)-, -C(R' %,0-, -C(R',NR -, -C=C-, -O-,
-S-, NR'-, 2NR™CO-, -NR'"™CO,-, -0CO-, -CO-, -CS-, -CONR"-, -C(=N-R")-,
-C(=N-OR')-, -C=N-NR'')], -CO;-, -OC(=0)-, -OC(=0)N(R")-, -8O;-, -N(R™)SOy-,
SONR')-, -NRCONR -, -NR'PCSNR -, C5-Ceeyelo alkyl, or C;-Cs cyclohaloalkyl:
or each L is independently Cy-Cs alidiyl,
wherein the alidiyl chain is optionally interrupted by -C(R')-, -C(R'')CR'')-,
-C(R'"Y=CR")-, -C(R""),0-. -C(R"}NR""-, -C=C-, -O-, -S-, NR'HCO-, -NR'"YCOx-.
NR'-, -CONR")-, -CO-, -COs-, -OC(=0)-, -OCEONR Y-, -80s-, NR')SO,-, or
-SONR'-; and
each R’ is independently hydrogen, halogen, nitro, aryl, heteroaryl, heterocyclyl, -Z, -Y-Z, or —
X-Y-Z, wherein
X is—0-;
Y is -[C(R®)]m- or Co-Cealkenyl, -C3-Cseycloalkyl; and



Z is —H, halogen, -OR", -CEOR", -CEOYR", -CEOINR'"Y, -NR™,

CENOHR',  CESNR™,,  -CN, -SEORNR™, -CEOINRMINR ™M,
-CEONR'YOR™), -OC=0)-R", -OC(=0)-NR™,,
wherein R is optionally substituted with one or more R, wherein
R™ is halogen, haloaryl, aryloxy, aralkyloxy, aryloxyalkyl, arylCy-Cs alkylcarboxy,
C(R"=C(R"Y-COOH, aryl, heteroaryl, heterocyclyl, heterocyclyloxy, heteroaryloxy, -2,
Y727, or—X?-Y'-Z' wherein
X is-0O-;
Y’ is -[C(R'S)z]m- or -C3-Cgcycloalkyl; and
Z' is —H, halogen, -OR'", -SR', -SEO)R'", -C=O)R', -C=O)OR",
CEONR'Y,, NRMY,, -NR'NCE=0) R, -SE=0RNR"C=OR", CN,
SEORNR),  -CEOINR'INRM,,  -CEONRMOR'),  -0CE=O0)-R",
-OC(=0)-0R", N(R"CE=0)R", -NR"S(O=),R",
wherein each R™ is optionally substituted with one or more R%, _
wherein each R® is independently halogen, Ci-Cs alkyl, C-Cq alkoxy. C,-Cs haloalkyl,
C-Cs haloalkyl(OR""), Cg-C alkylOR"', Co-Cs alkylCON(R'"), Ci-Cs alkylCOR"', C-Cy
alkylCOOR", or Cy-Cs alkyISO;R",
provided that R* and R are not simultaneously hydrogen
R*is —L-R®, wherein
L is a bond, —X°~(CHy)w-X-, (CH2)pm-X(CHa)e~ 0r (CHa)1w-Y>-(CHa)y- wherein
n is 0-6; each w is independently 0 — 5; and
each X? is independently a bond, -C(R'")-, -C(R"HC(R' ), -CR'M=CR'")-, -C=C-,
-CO-, -CS-, -CONR"-, -C=EN)R)-, “CEN-ORM)-, -C[=N-N(R''),), -COy-, -SOs-. or
-SO;N(R'%)-; and
Y3 is -0-, -S-, -NR"-, -N(R')CO-, -N(R')COy-, -OCO-,-OC(=ON(R°)-, -NR'""CONR"-,
NR'S0,-, or -NR'®CSNR"-;
or L is Cye alidiyl chain wherein the alidiyl chain is optionally interrupted by -C(R')-,
CR"BCR M-, -CR"ECR)-, -C(R'0-, -CR™MNR'-, -C=C-, -O-, -$-, -N(R')CO-,
NRCO», -CONRR'-, -CO-, -CO,-, -OC(=0)-, -OCEONR'Y)-, -$0y-, -NR'HSO»-, or
-SON(R™; and

06



R® is C}-Cg alkyl, C;-Cs haloalkyl, aryl, C3-Cy cycloalkyl, heteroaryl, Heterocyclyl, CN -C=O)RY,
-C=OYOR",  -CEOINR™,,  NR'™,  -SOR'",  SEOLNR'Y,  -CEONR'MNR',,
C(=O)N(R'"YOR"), wherein ' |
the aryl, heteroaryl, cycloalkyl, or heterocyclyl is optionally substituted with with one ’or more R®,
wherein
each R® is independently -Z",—Y"-Z", or—X -Y -Z, wherein
X is-0-;
Y is -[C(RPY)u- -Ca-Cs alkenyl, C3-Cg cycloalkyl, heterocyclyl, aryl, or heteroaryl,
wherein
the aryl, heteroaryl, cycloalkyl, or heterocyclyl is optionally substituted with at least
one group which is each independently Z°;
Z" is -H, -CN, halogen, -OR", -C=O)R"", -C(=O)OR"", -C(EONR). -N(R'"),, -N;,
SOR", S=0RNRM),, -CEOMNRINR ). -NR'MYCEONR'Y,, -OC(=0)-0R",
-CEOINR'YOR™M), -0CE=0)-R", -OCEO)-NR ' ),, or -N(R"MHCOOR'; and
G is a group of the formula,

Hal -

41
(R wherein

Hal is halogen;
Jis aryl or heteroaryl;
each R" is independently -halogen, nitro, CR"'=CR''COOR", aryloxy, aralkyloxy, aryloxyalkyl,
arylCy-Cs, alkylcarboxy, aryl, heteroaryl, heterocyclyl, heteroaryloxy, heterocyclyloxy, -G"-E-G" or
—D-E-G', wherein
Dis-O-;
E is -[C(R")a]m- or -C3-Cyeycloalkyl; and
G' is -C-Cgalkyl, -C -Cghaloalkyl, -COR'", -COOR", -CON(R'), -C=N, -OR",
-OCON(R'"),, -OCOOR", -N;, -NR"'COR"', -NR"'SO,R", -N(R'™),, -NR"'COOR", -
SOR',-SO,R", -SO,NR"COR", -SON(R"),, or -SR"! '
wherein each R* is optionally substituted with one or more R®,
wherein each R* is independently halogen, aryloxy, aralkyloxy, aryloxyalkyl,
Ci-Ce alkoxyaryl, arylCo-Ce alkylcarboxy, -G, -E’-G’, or —D’-E’-G’, wherein



D’ is-0O-;
E’ is -[C(R"*)y]m- or -C3-Cscycloalkyl-; and »
G’ is —H, -halogen, -COR", -COOR", C=N, -OR", -NR"SO:R"",
-SO.R", -SONR' ), or SR
eachmis®, 1,2,3,4,5, or6; and
q'is0,1,2,3,0r4,

each R" is independently -R"', -C(=O)R", -COR", or -SO;R"";

each R'" is independently -hydrogen, -C1-Cs alkyl, Cz-Cs alkenyl, C-Cs alkynyl, C3-Cs cycloalkyl, (C3-Cs
cycloalkyl)}-C)-Cq alkyl-, (C3-Cg cycloalkenyl)-Ci-Cs alkyl-, (C5-Cg cycloalkyl)-Co-Cq alkenyl-, -C-Cy
haloalkyl, -N(R™),, aryl, «(C)-Coalkyl-aryl, heteroaryl, -(C\-Cgalkyl-heteroaryl, heterocyclyl, or

-(C)-Ce)alkyl-heterocyclyl,

42.

wherein any of R" is optionally substituted with one or more radicals of R
each R™ is independently halogen, C-Cghaloalkyl, C;-Cs alkyl, C,-Cs alkoxy, (Co-Cs
alkyDC=0(OR"); Cy-Cs alkylOR"™, Cy-Cs alkylCOR", C¢-Cs alkylSO:R™, Cy-Cs
alkylCON(R"),, Co-Cs alkylCONR'OR", Co-Cs alkyISO:N(RP),, Co-Ce alkyISRY,
Cy-Cs haloalkylORY, aryloxy, aralkyloxy, aryloxyalkyl, Cgealkoxyaryl, arylCos
alkylcarboxy, -Co-Cs alkyIN(R %), NRPSO; R'3, or -OCy6 alkylCOOR™:
each R" is independently hydrogen, C,.Cs alkyl, C;-Cs alkenyl, Co-Cs alkynyl, C3-Cy cycloalkyl,
(Cs-Cs cycloalkyl)-C\-Cs alkyl-, (C3-Cg cycloalkenyl)-C-Cq alkyl-, or (C3-Cg cycloalkyl)-Ca-Ce
alkenyl-;
each R is independently C)-Cq alkyl, C,-C¢ alkoxy, halogen, C;-Cg haloalkyl,.C{)—Cé
alkylCON(R""),, Co-Ce alkylCONR"OR'", C-C;, alkylOR'", or C4-Cs alkylCOOR ",

A pharmaceutical composition comprising a compound of claim I, or a pharmaceutically
acceptable derivative thereof in a pharmaceutically acceptable carrier43. A method  of  treating,
preventing, inhibiting or ameliorating the symptoms of a disease or disorder that is modulated or otherwise
affected by nuclear receptor activity or in which nuclear receptor activity is implicated, comprising
administering, to a subject in need thereof a therapeutically effective amount of a compound according to part
{A) of claim 1, wherein the disease or disorder is hypercholesterolemia, hyperlipoproteinemia,
hypertriglyceridemia,  lipodystrophy, hyperglycemia, diabetes mellitus,  dyslipidemia,
atherosclerosis, gallstone disease, acne vulgaris, acneiform skin conditions, diabetes, Parkinson’s

disease, cancer, Alzheimer’s disease, inflammation, immunological disorders, lipid disorders,

%
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obesity, conditions characterized by a perturbed epidermal barrier function, conditions of disturbed
differentiation or excess proliferation of the epidermis or mucous membrane, orcardiovascular

disorders.
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REIVINDICACIONES

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

R' ‘ 3
RO R N:( N R’ VL
-N” /i \
e e
R:.-»z/;/)\e Rz’/\y*‘\c’ —{;‘\] G _<\N G
RB‘- R3
T1a 1T 1Ic 1id

O una sal farmacéuticamente aceptable, isdmero, o profarmaco
de é1, en donde:

(A} R' es -L'-R°, en donde

L' es un enlace, L5, 1.5, -1°-15-1%- o —LG—LS—LG—, en donde:

Cada L° es independientemente -[C(R'®)2]m—, en donde

Cada R!® es independientemente hidrdgeno, alquilo (de C;-Cg)

-

cicleoalquilo {de C3-Csz) o haloalquilo (de Ci1-Cg); vy

Cada L® es independientemente -CS-, -CO-, -50;-, -0-, ~CON (R} -
,  ~CONRMN(RY)-, -C(=NRY)-, -C(=NORM)-, o -C(=NN(R'Y.)-, -
arilo-, -cicloalquilo de C3-Cg~, -heterocarilo-, o) -

heterociclilo-,

En donde el arilo, cicloalquilo, heterocarilo, o heterociclilo
se sustituye optativamente ccn uno o mas RY;

O cada 1° se selecciona independientemente de alidilo de C,-Cs,
En donde la cadena de alidilo estd interrumpida optativamente
por ~C(R'M)z-, -C(R'M)C(R"M),-, -C(RYM)=C(RM)~, -C(R¥),0-, -

c(rRY),NrY-, -c=C-, -0-, -3-, N(R!)CcO-, -N(RY®)C0O,-, -CON(R'")~-,
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-CO-, =-CO;-, -0C(=0)-, =-0C(=0)N(R®)-, -80-, -N(R'®)S0,-, o -

SON(RYY) 5y

R® es arilo, heterociclilo, heterocarilo, cicloalquilo (de C;-

Ce¢), -C o -B-C-, en donde

B es —-{C{R*),]n-, o cicloalquilo de C3-Cg-; vy

C es haldgeno, -alguilo de C;~Cq, -haloalquilo de C;-Cg, —SOzR“,

-SRY, -sSO,N(R'y,, -SO,NRMCOR'!, -Cc=N, -C(O)OR'Y, -CON(R'Y )., o -

N(R'),,

En donde R’ se sustituye optativmente con uno o més R*, en

donde

Cada R es independientemente haldgeno, nitro, heteroarilo,

heterociclilo, alquenilo de Cr-Cs, alquiniloc de Co-Csg,

cicloalgulo de C3-Cg, lcicloalquilo de C3-Cg)-algquilo de C,;-Cg,

(cicloalquenilo de C3-Cg)=~alguilo de Ci1-Cq, (cicloalgquilo de Cj3-

Cg) —alquenilo de Co-Cq, arilo, arilalquilo, ariloxi,

ariloxiarilo, arilalcoxi de C;-¢, alquilc de C;-C4, haloalquilo

de (C,-Cs, SORY™, ORY™, SR, N3,  SO.R', COR'™, SO:N(R'Y),,

SO.NR'™COR', C=N, C(0)OR™, CON(R'),, CON(R'™)OR", OCON(R')z,

NRMcoOr'?, NRMCON(R'),, NR'COOR', o N(R')},, en donde

Cada R° se sustituye optativamente con uno o m&s grupos que

son independientemente -haldgeno, alquilo de C1-Cq, ariloxi

alquilo de C()‘gsolel, alquiloCOORll, alcoxiarilo de Co-¢,
1 11

haloalquilo de C,-Ce, -SOR', -oR'Y, -srR', -N;, -SO;RY, -cor'l,

-SON (R ,, -SO,NR*COR!!, -C=N, ~-C (0)OR!?, -CON (R*}) 5, -
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coN (RY')or'!, -ocom(R'!),, -NRMcoOR'!, -NR'coOn(R'!),, -NR'cOORM™, o

~N(R') 2;

Rr? Y% R?! son -L°-R’, en donde

Cada L? es independientemente un enlace o — (CHy) p=V'- (CH;) -, en
donde

nes 0-6; vy
vt oes -C(RYM);-, -C(RM),C(RM),-, -C(R™M)=C(R'")-, -C(R'™),0-, -

C (R ,NRY~, -C=C-, -0-, -5-, -NRY'-, -N{(R'%CO-, -N(R!Y?)CO,-, -

oco-, -CO-, -CS-, -CONR'®-, -C(=N-R')-, =-C(=N-OR'')-, -C[=N-
N(R'M)z], -COp-, -OC(=0)-, -OC(=O)N(R'®)-, -850z, -N(R'")SOx~, -
S0-N (R*) -, -NRMCONR!®-, -NR'°CSNR'-, cicloalgquilo de C3-Cg¢ o©

ciclohaloalquilo de C3-Cg;

0 cada L} es independientemente alidilo de C,-Cg,

En donde la cadena de alidilo est& interrumpida optativamente
por -C(RY),-, -C(R'¥),C(RM),-, -C(RM)=C(R™),0-, -C(R'),NR"-,
Cc=C-,-0-, -S-, -N(RY)co-, -N(R')CO,-, -NRM-, -cON(R'Y)-, -cO-,
~CO-, -0C({=0)-, -OC(=0)N(R'Y)-, -S0,-, -N(R'®)SO,-, o -SO;N(R')-
Py

Cada R’ es independientemente hidrégeno, haldgeno, nitro,
arilo, heterocarilo, heterociclile, -2-, -Y¥-Z2~, o —-X-Y-%4, en
donde

X es -0-;

Y es —{CI(R™)sin~, alquenilo de Cy;-Cgq, © cicloalguilo de C3-Cg; y

22

567
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7z es -H, halégeno, -OR'!, -C{=0)OR", -C(=0)N(RYM),, -N(R'Y),,

C (=N-OH) R, -C(=S)N(R'"),, -CN, -5 (=0),N(R") 2, -
C(=0)N(R'™M}N(R'"),, -C(=0)N(R') (OR'), -0C(=0)-R', o -0C(=0)-
N (R'),,

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

R’® es halégeno, haloarilo, " ariloxi, aralquiloxi,
ariloxialquilo, aril alquilcarboxi de Cp-Cs, C(R')=C(R'*)-COOH,
arilo, heteroarilo, heterociclilo, heterocicliloxi,
hetefoariloxi, -2, =Y'-Z', o ~-X'-Y’'-Z2’, en donde

X’ es -0-;

Y’ es v[C(Rlﬂz]m o cicloalquilo de C3-Cg; ¥y

Z' es =-H, halédgeno, =-ORY, =-sSr'', -s(=0),RY, -c(=0)rR", -
C(=0)ORr', -C(=O)N(R'),, -N (RM), -N (R C{=0)R, -
S(=0)N(R'™)C(=0)R'™, -CN, =S5(=0),N(R'™),, =-C(=0)N(R'IN(R'"),, -
C{=0)N(R'Y) (OR'), -0C(=0)-R', -0C(=0)-OR', -N(R!YC(=0)}-R', o
~N(R") (0=} ;R

En donde cada R™ se sustituye optativamente con uno o mas rE,
En donde cada R® es independientemente haldgeno, alquilo de C;-
Cg, alcoxl de C;-Cs, haloalguilce de C;-C¢, halocalguilo de C;-
Ce(ORM), alquilo de Cp-CgOR'!, alquilo de Cu-CgCON(R''),, alquilc
de Co~CeCOR™, alguilo de Co-C¢COOR™, o alquilo de Co-CgSO2R'Y,
Siempre que R’ y R?' no sean simultdneamente hidrégeno,

R es —L—R6, en donde

27
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L es un enlace, =-X3-(CHy),-X>-, - {(CHy)p-X>~(CHz)n— © = (CHz)1su=Y’~
(CHQ)W_I en donde

n es 0-6; cada w es independientemente 0-5; y

cada X3 es independientemente un enlace, ~C(RM)y -, -
C(rRM),C(RYM),~-, -C(RYy=C(RY)-, -C=C, -CO-, -CS-, -CONR'-,
C(=N) (R*)-, -C(=N-OR)-, -—[=N-N{(R');], =-CO,-, -S0:-, o -

y* es -0-, -5-, -NR'-, ~N(R™co-, N(RrR!?®cCO,-, -0OCO-,

OC(=0)N(R'®) -, -NRYCONRY-, -N(R!®)S0,-, o -NR!°CSNR'’-;

0o L es una cadena de alidilo en donde la cadena de alidilo

estd optativamente interrumpida por —C(R“)g—, —C (R ,C (R ,-,
~C(RM),C(RM) -, -C(RM™)=C(RM™)~-, -C(R'),0-, -C(R').NR''~, -C=C-,
-0-, -S-, =-N(R'%co-, -N(RY)cO,-, -CON{(RY)-, -CO-, -COp-, -
OC(=0)-, -OC(=0)N(R¥)-, =-S0,-, -N{(R'®)SO-, o -SON(R'"); vy

R® es alquilo de <C;-Cs  haloalquilo de C;-Cs, arilo,
cicloalquilo de C;3-Cgq, heterocarilo, heterociclilo, ~CN, -
C(=0)RY,  -C(=0)ORY,  -C(=0)N(R™),-, -N(R'Y),, -sO.r',
S(=0)N(R'™M),, -C(=0)N(R*™)N(R');, -C(=0)N(R')N(OR'"), en donde
el arilo, Theterocarilo, cicloalquilo, o heterociclilo se
sustituye optativamente con uno o mas R®, en donde

cada R®* es independientemente -2”, -Y“-2”, o -X“-Y”-Z", en
donde

X" es -0-;

561
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Y” es —[C(R™)31m—, alquenilo de C(»-Cq, cicloalgquilo de Ci-Cg,
heterociclilo, arilo o hetercarilo, en donde

El arilo, hetercarilo, cicloalguile, o) heterccicliilo
optativamente se sustituye ceon por lo mencos un dJrupo gue es
cada uno independientemente Z7;

7” es -H, -CN, halégeno, =~ORY, -C(=0)RY, -C(=C)n{(R'Y),;, -
N(R™)y;, -N3,  =SO.R'™,  -5(=0),N(RY™),, -C(=0)N(R'™MIN(R'YM),, -
N(R™)C{=0)N(R"Y),, -0OC(=0)-OR', -C(=0}N(R') (OR"™), -0C(=0}-R',
~0C{=0)-N(R'Y},, o —.N(Rll)COORu; y

G es un grupo de la férmula

R* R,
B R*s , en donde

J es arilo, hetercarilo, o estd ausente;

K es arilo, hetercarilo, o estd ausente;

Siempre que

(1) si K estd ausente, entonces gq es 1 y R' estéd unido a 1%; y

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

CR''=CR''COOR!, ariloxi, aralquiloxi, ariloxialquilo, aril
algquilcarboxi de Cog-Cg, arilo, heterocarile, heterociclilo,
heterocariloxi, heterocicliloxi, —Gl, —E—Gl, o -D-E-G!, en donde
D es -0-;

E es ~[C(RY)31a~ o cicloalquilo de C3-Ce; vy
G' es alquilo de C;-Cg, halocalguilo de C;-Cq, ~-CORY, -COOR'?,

CON{R''),, -C=N, -OR', -OCN(R!!),, -0OCOOR', -N;, -NR'MCOR'?,
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NR''sO,RM, -N (R ,, -NR*COOR??, -SO,RM, -S0,NRYcORY,
SO,N(R'y,, -SORMY™, o -srY,
En donde cada R' se sustituye optativamente con uno o mas R',

En donde cada R es independientemente haldgeno, ariloxi,

analquiloxi, ariloxialquilo, alcoxiarilo de C1-Cg, aril
alquilcarboxi de Cy-Cq¢, -G’', -E'-G', o -D’-E'~-G’, en donde
DY es -0-;

E’ es —-[C(RY™)]p- o cicloalquilc de C3-Cg; ¥y
G’ es -H, halégeno, -COR'', -coor*, -c=N, -OR'Y, -NR''sQ,RrR!!, -
SO,RY, -SO,N(R**),, o -SSR,

1> es un enlace o —[C(Rlﬂzlm-vz—[c(Rlﬂg]n~, en donde

v2 es independientemente -C(R*™)n, -C(R”)ZC(R“)z‘, -
c(r'My=c(rM)-, -Cc(rR'™M),0-, -C(R"),NR-, -C=C-, -0-, -5-, -S50;-,
-N(R*®)co-, -N(R')Cc0,-, -CON(R!?)-, -coON(RY)-, -cON(R'')O-, -CO-
, -CS-, =COz;-, -0C(=0)-, -OC(=0)N(R')-, -N(R'™)S0,-, -S0:N(R')-
, -NR®CONR'?-, -NR?°CSNR?-, cicloalguilo de  C3-Cs, o

ciclohaloalquilo de C3-Cg,

0 V es alidilo de Cy_g,

en donde la cadena de alidilo estd interrumpida optativamente
por -C(R™)2-, =-C(R™)C(R™),-, -C(R™M)=C(R'")-, -C(R')0-, -
c(rRY),0-, -C(R'™)NRY, -C(R'),NRY-, -C=C-, -0-, -8-, -N(R'")CO-,
-N(R*¥)Cc0O;-, -coN(R'®)-, -com(r'')-, -con(r')oO-, -CO-, -CO;-, -

0C(=0)}~, =-0OC(=0)N{(R*®) -, -S0,-, -N(R'")S0,-, o -SO,N(R')-;

30
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o V¢ es arilo, heteroarilo, o heterociclile, cada uno de los
cuales se sustituye optativamente con unc o mas R?, en donde
cada R es independientemente haldgeno, halcalquilo de C;-Cg,
algquilo de C;-Cq, alquiloxi de C;-Cg, alguilo de Cy—CeCOORYM;
cada mes 0, 1, 2, 3, 4, 5 o 6;

qes 0, 1, 2, 3, 4, o 5; siempre que q sea 0 si y sdlo si K no
es fenilo; y

q’ es 0, 1, 2, 3, o4

cada R!C es independientemente —R“; —C(=O)R“, —COﬁfl, o -SORY;
cada RM es independientemente hidrégeno, alquilo de C;-Cs,
alquenilo de C;-Cs, algquinilo de C;-Cqs, cicloalquilo de C3-Cg,
(cicloalguilo de C3-Cg)-alquilo de C,-Cg, (cicloalgquenilo de Cji-
Cg)—alguilo de Ci1-Cq, (cicloalgquilo de C3-Cg)-alquenilo de C,-Cs-
;, —haloalguilo de C;-Cg, -N(R”)z, arilo, alquilo (de C1-Cg)-
arilo, heteroarilo, alquilo (de C,~-Cg¢) heteroarilo,
heterociclilo, o alquilo (de C;-Cg}-heterociclilo,

en donde cualguiera de R se sustituye optativamente con uno o©
mas radicales de RY¥;

cada R'Y? es independientemente halégeno, halcalquilo de C;-Cg,
alcoxi de C1-Cs, (alquilo de Cp-Cg)C=0(0R}; alguilo de Cp-
CeORY?, alguilo de Co-CeCOR™, alquilo de Cp-CeSO,RY, alguilo de
Co-CeCON{R*®),, alugilo de Cg-CqCONR'OR'Y, alguilo de Cqo-
CeSO,N(RY),, alquilo de c0—¢65R13, haloalgquilo de Cg-CzOR'?,

ariloxi, aralgquiloxi, ariloxialquilo, alcoxiarilo de Cg-e,
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arilalquilcarboxi de Cy-4, algquilo de Co-CegN (RY) 5, —NRBSOZR”, o}

-0alquilo de Cg-¢COOR'?;

cada RY es independientemente hidrdégeno, 'alquilo de C1-Cg,

alquenilo de Cp-Cg, alguinilo de C,-Cg, cicloalquilo de C3-Cg,

{cicloalguilo de C3-Cy)-alquilo de Cy-Cq¢, (cicloalquenilo de Cj3-

Cg)~alquilo de C1-Cq, © (cicloalguilo de C3-Cg)-algquenilo de Cp-

Ce=s

cada R' es independientemente alguilo de C;-Cg, alcoxi de Ci-

Cé, haloalguilo de C;-Cs, alquilo de C:-CgCON(RY™)z, alquilo de

Co-CeCONRM™ORY, alquilo de Co-CgOR'', o alquilo de Co-CgCOOR'; vy

(B) siempre que

(i) cuando L? es un enlace, tanto J como K no estan ausentes;

(ii) si el compuesto definido por la férmula IIa, entonces

a. si J es fenilo y K es tienilo, furilc o tiazoilo y g es
0, entonces R no es 4-(NH;S0;)fenilo, 4-{(NH,S0;)-3-
fluorofenilo-, vy
b. si R® es piridilc o fenilo optativamente sustituido con

unc o mas R°® y L' es un enlace, entonces G no es p-
(NH,302) fenilo o p-(CH3S0;) fenilo—;

(ii1) si el compuesto se define con la férmula Ilc o 1Id,

entonces G no es p- (NH2S0,) fenilo o p-(CH330;) fenilo;

(iv) el compuesto no es 1-(bifenil-4-11)-2,5-difenil-1H-

imidazol.

555
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2. El1 compuesto de acuerdo con la reivindicacidén 1, de la

féormula
RI
TN A
RN Y
o m/_ '\\__‘;./1 A'l__""
SN ! R Re
i H I'R'L 1
S S ‘ 4
(R,

O una sal farmacéuticamente aceptable, isdmero o procfarmaco de
él, en donde:

L' es un enlace;

R® es arilo optativamente sustituido con uno o mas R°;

Rl es hidrégeno, haldégeno, nitro, ciano, alquilo de C(C;-Cs ©

haloalgquilo de C;-Cs.

. . . . . 2
3. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 2, en donde L°

es un enlace.

4. E1 compuesto de acuerdo con la reivindicacién 2, en donde:
R' es -L'-R®, en donde

L' es un enlace, —[C(Rlﬂz]m o cicloalquilo de C3-Cgq, ¥y

R° es fenilo o piridilo, cada uno optativamente sustituide con
uno o mas R, en donde

Cada R es independientemente -halégeno, alcoxi de C;1-Cs,

alguilo de C;-Cs, 0 haloalguilo de C;-Cg;
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R y R?' son cada uno independientemente '—H, -[C(R"®),1.-OH,
alquilo de C;-Cg, haloalquilo de C;-Cg, haldgeno, -C(O)N{R');, o
-COOR';

L° es un enlace,

J es fenilo, piridilo o tienilo,

K es fenilo o piridile,

Cada R es haldgeno, alquilo de Ci;-Cg o haloalquilo de C;-Cs y
Cada R es halbgeno, ~[C(R*);]1,-0H, -S0,R™, -S0,N(RY):, -

C(O)N(R'Y),, -COORY, alguilo de C;-Cgs o haloalquilo de C;-Cs.

5. El compuesto de acuerdo con la reivindicacidén 2, en donde

por lo menos uno de J y K es fenilo.

6. El compuesto de acuerdo con la reivindicacidén 5, en donde J

y K son ambos fenilo.

7. El compuesto de acuerde con la reivindicacidén 6, de 1la

formula

O una sal farmacéuticamente aceptable, un isbémerc o un

profarmaco de é1.

4
510
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8. El1 compuesto de acuerdo con la reivindicacidén 7, de 1la

férmula:
R1
Ry i
S5l Sy
ez l“-l"’ L:_J
(R-ﬂ}q‘ R R7
0O una sal farmacéuticamente aceptable, wun isdémero ¢ un

profarmaco de él, en donde R es -H, haldgeno, alquilo de C;-Cg

o haloalquilo de C,-Csg.

9. E1 compuesto de acuerdo con la reivindicacién 8, en donde
Cada R' es independientemente haldgeno, arilo, hetercarilo,
heterociclileo, -G!' o -E-G', en donde

E es -[C(R'3;]ln, en donde cada R es independientemente
hidrdégenc o halédgeno, y

G es alquiloc de C1-Cs, haloalquilo de C1-C4, haldgeno, ~OR' o -~

Sole.]. N

10. El compuesto de acuerdo con reivindicacidén 8, en donde

cada R es independientemente haldgeno, -G? o —E—Gz, en donde

E es -[C(R*™,ln, en donde cada R es independientemente
hidrégenc o halédgeno y

G2 eslalquilo de Cy1-Cs, haloalquilo de C;-Cs © haldgeno, y

Cada R* es independientemente haldgeno, arilo, hetercarilo,

hterociclilo, -Gt o —E—Gl, en donde

49/
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E es -{C(R"™.],, en donde cada R es independientemente

hidrdgeno o haldgeno y
G!' es alguilo de C;-Cg, haloalquilo de C;-Cg, halégeno, -OR'' o -

50,RY,

11. E1 compuesto de acuerdo con la reivindicacidén 2, en donde
R* es —L3—R7, en donde

L° es un enlace Y

R’ es hidrégeno, haldgeno, -2 o -Y-Z, en donde

Y es -[C(R'®);]n 0 alquenilo de C;-Ce,

En donde cada R'® es independientemente H, halégeno, o alguilo
de C1-Cg ¥y

7 es -H, haldgeno, -ORY, -C(=0)R!Y, -c(=0)0R'!, -C(=0)N(R'Y), -
C(=N-OH)R''! 6 -C(=3)N(R'"),.

1z. El1 compuesto de acuerdo con la reivindicacidén 8, cada R>?
es independientemente halédgeno, alquilo de C;-Cg, haloalquilo
de C,-Cs, cicloalquilo de C3-Cg, ORM, SO.R'', coOR!Y, 80,N(RY),,
C=N, C{0)OR!, CON(R'),, NRYCOR' o N(R'Y),

13. El compuesto de acuerdo con la reivindicaciédn 8, en donde

3 7

R? es -L°-R , en donde
L® es un enlace y

R' es hidrégenc, haldgeno o —[C(Rlﬂg}—z, en donde

Cada R!®> es H, haldgeno o alquilo (de C1-Cs) y
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Z es -H, haldégeno, -OR'™, -c(=0)R!Y, -Cc(=0)0R!", -C(=0)N(RY™").,
-C(=N-OH}R'"' o -C(=8)N (R},

En donde R es H o (alguilo de C;-Cg) -

14. El1 compuesto de acuerdc con la reivindicacidn 8, en donde

R’ es halégeno, -CF3, -CH;OH, © —C(CHs):0H.

15. E1 compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1, en donde
L, es -[C(RY),]w o cicloalquilo de C3-Cg, en donde m’' es
cualquiera de 1 a 3; vy

Cada R' es independientemente hidrégeno, halégeno, alquilo (de
Ci-Cs) © haloalguilo de (C1-Cs); ¥y

R*' es hidrégeno, halégeno, nitro, ciano, alquilo de C;-Cs o

haloalguilec de C,-Csg.

16. El1 compuesto de acuerdoc con la reivindicacidn 15, de la

férmula

Rf‘\ ’f,.-'"“'\\
L { K =Ryl
|.-:-’v‘\, ,/ -“\ > "/’
o Nt
Ry e
R (Ryply

0 una sal farmacéuticamente aceptable, un  isdémero O un

profarmaco de é&l.
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17. El1 compuesto de acuerdo con la reivindicacién 16, en donde

al menos uno de J o K es fenilo.

18. El compuesto de acuerdo con a reivindicacidén 17, en donde

J v K son ambos fenilo.

19. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 18, en donde

L, es un enlace.

20. El compuesto d acuerdo con la reivindicacidén 19, de la

férmula

O wuna sal farmacéuticamente aceptable, un isdémero o un

proférmaco de é1.

21. E1 compuesto de acuerdo con la reivindicacién 20, en donde
Cada R'® es independientemente -H o alguilo (de C,-C,),
m es 1 o2y

R’ es fenilo optativamente sustituido con uno o mas R,

22. E1 compuesto de acuerdo con la reivindicacidén 21, en donde

R? es —L3—R7, en donde
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L° es un enlace v

R7 es hidrégeno, halédgenc, -2 o -Y-Z, en donde

Y es -[C(R*)3],- o alquenilo de C3~Cs

En donde cada R es independientemente H, haldégeno, alquilo
(de C;-Cq) ¥

Z es H, halégeno, -OR!, -C(=0)R', -C{(=0)0R', -C(=0)N(R'M),, -

C(=N-OH)R! o -C(=3)N(R!"),

23. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 21, en donde
Cada R% es independientemente haldgeno, arilo, hetercarilo,
heterociclile, -G!, o -E-G! en onde
F es -[C(R®),]u-, en donde R es independientemente hidrodgeno
o halégeno y

11

G! es alquilo de C;-C4, haloalquilo de C;-Cs;, haldgeno, -OR" o -

SO,RM .

24. El1 compuesto de acuerdo con la reivindicacién 21,- en donde
Cada R%™ es independientemente halégenc, -G! o -E-G' en donde

E es —[C(Rlﬂg]m—, en donde cada R*® es independientemente
hidrdégeno o haldgeno y

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

25. El1 compuesto de acuerdo con la reivindicacién 20, en donde
R es -H

mes 1, 2 o 3 vy
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R®> es heterociclilo optativamente sustituidc con uno o mas R*®.

26. El compuesto de acuerdo con la reivindicacidn 25, en donde
R? es -L*-R’ en donde

L? es un enlace, vy

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

Y es —[C(Rlﬂz]m— o alguenilo de C;-Cg,

En donde cada R' es independientemente H, haldgeno, o alguilo
{de C1-Cq) ¥

7 es H, halégeno, -ORY™, -C(=0)R', -C(=0)ORY, -C(=0)N(R'!);,,

C(=N-OH)R'!, o -C(=S)N(R'!).

27. E1 compuesto de acuerde con la reivindicacién 25, en donde

Cada RY es independientemente haldgeno, arilo, heterocarilo,
heterociclilo, —Gl, o) —E—Gl, en donde

E es -[C(R™),]l.-, en donde cada R es independientemente
hidrégeno o haldgeno y

G! es alquilo de C;-Cg, haloalguilo de C;-Cg, haldgeno, -OR'' o —

SO,RY .

28. E1 compuesto de acuerdo con la reivindicacién 25, en donde
Cada R es independientemente halégeno, -G' o -E-G!, en donde

E es ~[C(R¥)32]n-, en donde cada RY™ es independientemente
hidrégeno o haldgeno y

G' es alquilo de C;-Cg, halocalguilo de C;-Cg o haldgeno.
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28. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 20, en donde
Cada R es independientemente -H o alquilo (de (;-C3),

m'" es 1 o 2 vy

R’ es heteroarilo optativamente sustituido con uno o mas R,

30. El1 compuesto de acuerdo con la reivindicacidén 29, en donde

? es -L°-rR’ en donde

R
L*> es un enlace, \%

R' es hidrdégeno, haldgeno, -Z o -Y-Z, en donde

Y es —[C(Rlﬂg]m—, o alquenilo de C;-Cg,

En donde cada R'” es independientemente H, halégeno, o alquilo
(de C;-Cg) vy

7 es H, halédgeno, -ORY, -C(=0)R%, =-C(=0)0RY, -C(=0)N(R™},, -

C(=N-0H)R!, o -C(=S)N(R'}.

31. El compuesto de acuerdo con la reivindicacidén 29, en donde
Cada R® es independientemente haldgeno, arilo, heteroarilo,
heterociclilo, -G! o -E-G’, en donde
E es —[C(Rlﬁg]m—, en donde cada R es independientemente
hidrégeno o halégeno, y

11

G! es alguilc de C;-Cq, haloalguilo de C;-Cg, haldgeno, -OR o -

SQ,RM.

32. E1 compuesto de acuerdo con la reivindicacidn 29, en donde

Cada R" es independientemente halégeno, -G' o -E-G', en dnde
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E es -[C(RY™);Jn~, en donde cada R!®> es independientemente
hidrdégeno o haldgeno y

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

33, El compuesto de acuerdo con la reivindicacidén 1, en donde
R! es —Ll—RS, en donde

L' es un enlace, -[C(R™) 5], © cicloalquilo de C3-Cg, 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;-Cs,
alquilo de C1-Cq, o haloalquilo de C;1-Cg;

R, R* y R® son cada uno independientemente -H, -[C(R');],~OH,
alquilo de C;-Cg, haloalquilo de C;-Cg, halégeno, -C(O)N(R'YM), o
—-COOR" ;

L2

es un enlace,

J es fenilo, piridilc o tienilo,

K es fenilo o piridilo,

Cada R es haldégenc, alauilo de C;-Cg o haloalquilo de C;-Cs vy

Cada R' es haldgeno, -[C(RY?);1,~0OH, -S0,R'Y, =-SO.N(R'Y),, -~

C{O)N(R'*},, -COOR', alquilo de C1-Cg o haloalquilo de C,-Cg.

34. El1 compuesto de acuerdo con la reivindicacidn 15, de la

férmula

v
51t
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RS
~
Ll
R: 3 ' - 4
AN g gy (RY)
} ;} *3.;\ ,P‘“‘—"’{ //) ?
R:f SN \.‘.,id:f:'/ ~"33..»_.:{:‘:
‘R-’i ‘,’q
O wuna sal farmacéuticamente aceptable, un isémero o un

profadrmaco de &1, en donde
Cada R es indpendientemente -H o alquilc (de C1-C;);
m’" es 1 o 2; vy

R5

es hetercarilo optativamente sustituido con uno o mas R2.

35. E1l compuesto de acuerdo con la reivindicacién 14, en donde
R? es —L3—R7, en donde

L? es un enlace,

R’ es hidrégeno, haldgeno, -Z2 o -Y-7, en donde

Y es -[C(Rlﬂz]m— o alquenilo de C;-Cg,

En donde cada R' es independientemente H, halégeno o alquilo
(de C1-Cq); ¥y

Z es H, halégeno, -ORY, -c(=0)R!, -C(=0)0oRY, -C(=0)N(R'),,

C(=N-OH)R! o -C{=S)N(R"),

36. E1l compuesto de acuerdo con la reivindicacién 34, en donde
Cada R’ es independientemente halégeno, arilo, heteroarilo,
heterociclilo, -G* o —E—Gl, en donde

15

E es -[C(R;ﬂg]m—, en donde cada R es independientemente

hidrégeno o haldgeno, vy

%
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G! es alguile de C;-Cg¢, haloalguilo de C;-C¢, haldgeno, -orRM o -

SO,RM .

37. El1 compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1, en donde
R' es -L'-R’, en donde L' es un enlace, L°, L%, -L®-L%-L- o -Li-L°-
1,°~, en donde:

Cada L° es independientemente ~[C(RY)3]1a-, en donde

mes 0, 1, 2, 3 0 4; vy

Cada R es independientemente hidrégeno, algquilce (de C1-Cg), ©
haloalquilo {(de Ci1-Cg); vy

L® es -CO-, -S0,~, -0-, -CON(RY)~-, -cicloalquilo de C3-Cg-, o -
heterociclilo-,

En donde el —cicloalguilo, o© heterociclilo se sustituye
optativamente con unoc o mas R'Y; y

R® es arilo, heterociclilo, heteroarilo, -C o -B-C-, en donde

B es —[C(Rlﬁz]m—, o cicloalquilo de C3-Cg-; ¥y

C es haldgeno, -alguilo de C;-C4, o -halcalguilo de C;-Csg,

En donde R’ se sustituye optativmente con uno © mas RSi en
donde

Cada R’ es independientemente haldgeno, nitro, heterocarilo,
heterociclilo, alquenilo de Cy,~Cs, aiquinilo de C2—-Cg,
(cicloalquilo de C3-Cy)-algquilo de C;-C4, (cicloalguenilo de C;-
Cg)-alquilo de C1-Cq, (cicloalquilo de C3-Cg)-alquenilo de C»-Cg,
arile, arilalquile, ariloxi, ariloxiarilo, arilalcoxi de Cj-s,

alquilo de C;-Cq, haloalquile de C1-Cg, cicloalquilo de C3-Cg,

“

W
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so.rR', ORM™, SR', Nj, S50,R', COR', SOsN(R'),, SO,NR'COR', C=N,
C (0)0oRrR, CON (R'Y),, CON (R!!) ORYY, OCON (R1) 5, NR'CORM,
NRMcon (R'Y),, NRMcoOOR', o N(R!),, en donde

Cada R se sustituye optativamente con uno © mas grupos gue
son independientemente -haldgeno, alquilo de C;-Cq, ariloxi
alquilc de Cp-S0.RY, alquiloCOORn, alcoxiarilo de Cys,
haloalquilo de C;-Cs, -SO.RYM, -o0r!!, -sr', -N;, -SO;R'!, -cor',
-SON (R™),,  -so.nr*cor™,  -c=N, -C(O)ORY, = -cON(R'M),, -
CON (R™)OR*, -0CON(R'),, -NRMCOR', -NR'CON(R'),;, -NR''COOR'', o
—N (R 5

R® es —LB—R7, en donde

L’ es un enlace Y

R’ es halégeno, arilo, hetercarilo, heterociclilo, -Z2-, o -Y-Z-
, en donde

Y es —[C(Rlﬂg]m—, o cicloalquilo de C3-Cq; ¥y

7 es -H, halégeno, -OR!Y, -C(=0)R', -C(=0)OR'™, -C(=0)N(R''),, -

N(RYM),, -C(=N-CH)R', -C(=5)N(R'M);, -CN, =-S(=0),N(R'M),, -
C(=0)N (R'™HN(RY),, -C(=0)N(R'Y) (ORY), -0C(=0)-RY, o -0OC(=0)-
N (R},

En donde R’ se sustituye optativamente con unc © mas R™®, en
donde

R es halégeno, -2', -Y'-%Z', o -X'-Y’'-Z’, en donde

X' es -0-;

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

ol
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7z’ es -H, halégeno, -OR', -sSRY, -s(=0),R', -C(=0)RY, -
C(=0)OR', -C{=0)N(R'),, -N (R, -N(RY)C(=0) R, -
S(=0) N (R*)C(=0)RY, -CN, -S(=0)2N(R'),;, -C(=0O)N(R'"™MIN(R'),, -

C(=0)N (R (O0RY), -0C(=0)-R', -0C(=0)-0R', -N(R'Y)C(=0)-RY, o

R’ y R’ son cada uno independientemente hidrdgeno, haldgeno,
alguilo de C;-C4, o haloalgquilo de Ci1-Cjs, ¥y

G es un grupo de la férmula

: en donde
J es arilc o hetercarilo;

K es arilo o hetercarilo;

cada R* y R es independientemente haldgeno, ariloxi,
aralquiloxi, ariloxialquilo, aril alquilcarboxi de Co—Ce»
arilo, heterocarilo, heterociciilo, hetercariloxi,

heterocicliloxi, -G!', -E-G!, o -D-E-G', en donde

D es -0-;

E es —(C(R"7)2]n- © cicloalquilo de C3-Cg; Y

G' es alguilo de C;-Cq, halcalquilo de C,-Cg, -COR', -CcoOOR!Y,
CON (R'),, -C=N, -0OR', -OCN(R'),, -0COOR'Y, -N;, -wRr!''COR',
NRMS0.RM,  -N(R'™),,  -NRY™COOR',  -so;rY,  -so;NR'!COR',
SO,N (R'Y),, -sorY, o -SSR,

1? es un enlace,

qesl, 2, o 3; vy
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g’ es 0, 1, 2, o 3,

cada R'® es independientemente —Ruq —C(=O)Ru, —COzRu, o -SORM;
cada R'!' es independientemente hidrégeno, alquilo de C;-Cg,
alquenilo de C;-Cg, alquinilo de C;-Cgs, cicloalquilo de C3-Cg,
(cicloalquilo de C3-Cg)-alquilo de C;-Cq, (cicloalguenilc de Cs-
Cyg)-algquilo de C;-Cq, (cicloalquilo de C3-Cg)-alquenilo de Cp-Cs-
, —-halecalguile de C;-Cg, -N(RY),, arilo, alquilo (de C,;-Cg)-
arilo, heteroarilo, alguilo (de C1-Cg) heteroarilo,
hetercciclilo, © alquilo (de C;-Cg) ~heterociclilo,

en donde cualquiera de R'' se sustituye optativamente con uno o
mas radicales de R'Z;

cada R'? es independientemente haldgeno, alquilo de Cp—CgN(RY?) 3,
haloalguilo de C;-Cs, algquilo de C;-Cq, alcoxi de C;-Cg,
(alquilo de Co-Cg)C=0(ORY); alquilo de Co-CeOR', alquilo de Cg-
Ce¢COR™, alquilo de Co-CeSO,R™, alquilo de Cp=CsCON(RY),, alquilo
de Cp-CgCONRMOR'?, alquilo de GCg-CeSO:N(RY),, alguilo de Co-
CeSRY2, haloalquilo de Co-CegOR™?, ariloxi, aralguiloxi,
ariloxialguilo, alcoxiarilo de Cg-g, arilalquilcarboxi de Cypg,
alguilo de Cp-CgN(R'),, -NR®SO.R!?, o -Oalquilo de Cp-sCOOR'?;
cada R'? es independientemente hidrégenoc, alquilo de Ci-Cg,
alquenilo de C;-Cq, alquinilo de C,-Cgq, cicloalquilo de C3-Cg,
(cicloalquilo de Cs3-Cy)-alquilo de C,-Cq, {cicloalquenilo de Cy-
Cg)-alquilo de C;-Cg, o0 (cicloalgquilo de C3-Cg)-alquenilo de Cp-

Ce—5
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cada R es independientemente alquilo de C,-Cq, alcoxi de C)-
Cs, halocalquilo de C;-Cq, alquilo de Cl—CGCON(Rll)g, alquilo de

Co-CsCONRMORY, alquilo de Cp-CgOR!, © alquilo de Cg~CgCOOR'.

38. El1 compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1, en donde
R! es —Ll—Rs, en donde

L' es un enlace, cicloalguilo de C3-Cs o L°, en donde:

Cada L° es independientemente -[C(R'?);],-, en donde

mes 0, 1, 2, o 3; ¥y

Ccada RY® es independientemente hidrégeno, alguilo (de C;-Cg), ©
halcoalguilo (de Ci-Cg); vy

R®> es arilo, heterociclilo, heteroarilo, ~C o ~B-C-, en donde

B es —[C(RY),)n~, o cicloalquilo de C3-Cg-; vy

C es -alquilo de C;-Cg¢, o -haloalguilo de C;-Cs,

En donde R® se sustituye optativmente con unc o mas R*?, en
donde

Cada R°® es independientemente halédgeno, nitro, heterocarilo,
heterociclilo, alguenilo de C>-Cg, alquinilo de C;-Ce,
{cicloalguilo de C3-Cg)~alquilo de C;-Cs, (cicloalguenilo de Cs-
Cg)-alguilo de C;-Cg, (cicloalguilo de C3-Cg)-algquenilo de C»~-Cg,
arilo, arilalgquilo, ariloxi, ariloxiarilo, arilalcoxi de Ci.g,
alquilo de C;-Cs, haloalquilo de C;1-Cq, cicloalquilc de C3-Cg,
SO.R™, OR', SRY, N3, SO,RY™, CORY, S0.N(RY),, SO,NR''CcOR', c=N,
C (0)OR", CON (R ,, CON (R'!) ORY, OCON (R 5, NRMCORM,

NRMCON (R'),, NRYcCOOR!, o N(R'!),, en donde
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Cada R*® se sustituye optativamente con uno © mMas Jgrupos gue
son independientemente -halégeno, alguilo de C,-C¢, ariloxi
alguilo de Co-S0.RY, alquiloCOORn, alcoxiarilo de Co-5,
haloalguilo de C;-Cg, -SO,R', -oOR', -srM, -Nj, -SO.R', -corY,
-SON (R') 5, -SO,NRM™COR!?, -C=N, -C(0)ORY, -CON (R 5, -
CON (R*)ORM, -0CON (R'),, -NRMCOR', -NRMCON(R'!),, -NR''COOR, o
~N(RM) 2;

R® es -L*-R’, en donde

L? es un enlace 3%

R es -Z-, o -Y-Z-, en donde

Y es H[C(R;ﬂz]m—, 0 cicloalquilo de C3~Cq; Vv

7z es -H, halégeno, -OR, -C(=0)R'?, -Cc(=0)0RY™, -C(=0)N(R')a2, -

N(R'),, -C(=N-OH)R™, -C(=S)N(R™),, =-CN, =-S(=0):N(R'Y),, -
C(=0)N(R*™)N(R*),, -C(=0)N(R*) (OR'), -0C(=0)-R'Y, o -0C(=0)-
N (R,

rR*! 1% R? son cada uno independientemente hidrégeno, haldgeno,
alquilo de C;-C4, © haloalqguilo de C1-Cq, ¥

G es un grupo de la férmula

, en donde
J es arilo o heteroarilo;
K es arilo o heterocarilo;
cada R* y R es independientemente halégeno, heterocarilo,

heterociclilo, -G?, —E-Gl, o -D-E-G!, en donde
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D es -0-;

E es —[C(le’)z]m— o cicloalquilo de C3-Cg; ¥y

G' es alquilo de Ci;-Cg, haloalquilo de C;-Cs, -CORY, -cOOR',
CON (R'),, =-C=N, -ORY, -OCN(R''),, -OCOOR', -N3j, -NR''COR',
NRYSO,RY,  -N(R'Y),,  -NRMCOOR™,  -SO;R',  -SO.NRMCOR',
SO2N (R™),, -SOR', o -SR',

L° es un enlace,

qges l, 2, o 3;, vy

g’ es 06, 1, 2, o 3,

cada R' es independientemente -RY, -C(=0)R', -CO,RY, o -SOR!;
cada R'!' es independientemente hidrégeno, alguilo de C;-Cs,
alguenilo de C3-Cg¢, alguinilo de C,-Cy, cicloalguilo de C3-Cs,
(cicioalguilo de C3-Cg)-alguilo de C;-C4, {cicloalguenilo de Cy-
Cg) ~alquilo de C;-Cq, (cicloalquilec de C3-Cg)-alquenilo de C;-Cs—
, -haloalquilc de C;-C¢, -N(R'),, arilo, alquilec (de C,-Cg)-
arilo, heteroarilo, alquilo (de Ci-Cg)hetercarilo,
hetérociclilo, o alquilo (de C;-Cg)-heterociclilo,

en donde cualquiera de R! se sustituye optativamente con uno o
mas radicales de R'%;

cada RY? es independientemente haldgeno, alquilo de Co‘CgN(R13)2,
haloalquilo de C1-Cg, alquilo de Ci-Cg, alcoxi de C1-Cg,
(alquilo de Co=Cg)C=0(ORY¥); alquilo de Co-CeOR'?, alquilo de Co-
CeCORY?, alquilo de Co-CeSO,RY®, alquilo de Co-Ce¢CON(RY),, alquilo
de Co-CecCONRMOR!®, alquilo de Cp-CsS0:N(RYM¥)2, alquilo de Co-

CgSRB, halcalquilo de C0~C60R13, ariloxi, aralguiloxi,

06
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ariloxialquilo, alcoxiarilc de Cg-5, arilalquilcarboxi de Cg-g,
alquilo de Cg-CgN(R'¥),, -NR'S0,RY®, o -0alguiloc de Co-¢COOR'?;
cada R es independientemente hidrégeno, alguilo de C;-Cg,
alquenilo de C;-Cs, alguinilec de C;-C¢, cicloalquilo de C;3-Cg,
(ciclecalquilo de C3-Cg)-alquilo de C;-C4, (cicloalquenilo de Cjz-
Cg)-alquilo de C;-C¢, o (cicloalquiloc de C3-Cg)-alquenilo de C,-
Ce=3s

cada R' es independientemente alquilo de C;-Cq, alcoxi de Cy-
Ce¢, haloalquilo de C;-Cg, alquilo de C;-C4CON(RY),, alquilo de

Cy%kCONR“OR”, alguilo de CW{QORH, o alquilo de Cw{kCOOR“.

39. E1 compuestc de acuerdo con la reivindicacidén 1, gue es

una de las especies enumeradas en la Tabla 1.

40. E}l compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1, que es

.. 0H Ony”
f ‘\E S 5;:‘“"?{.‘ == O
N" 1\_—(\\2// §‘ f;/
7N
Sl

Ci

0O una sal farmacéuticamente aceptable de é1.

41. Bl compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1, de uno de

las formulas:

57
907



528
25 R ; R’ |
Rjz NR N:ﬁ/ N-v‘R’ ‘N R
- \ 5 \ 4/ W
A :Xg N R4 B g R-G B
R.'3 R.,
O una sal farmacéuticamente aceptable, un isdmero, © un

profadrmaco de é1, en donde

1_R5, en donde

rR! es -L
L' es un enlace, LS, L% -1°-1%-1°- o —LG—L5—L6—, en donde:
m)

Cada L° es independientemente —{C(R™)z]ln-, en donde

Cada R'® es independientemente hidrégeno, alquile (de C;-Cg), ©

haloalguilo (de C1-Cg); Yy

Cada 1° es independientemente -CS-~, -CO-, -50,-, -0-, -CON(RY) -
, -CONR“N(R')-, -c(=NrRY)-, -Cc(=NOR'YM)-, o =-C(=NN(R'M):)-, -
arilc-, ~cicloalquilo de C3-Cg—, -heteroarilo-, o] -

heterociclilo-,

En donde el arilo, cicloalgquilo, heteroarilo, o heterociclilo
se sustituye optativamente con uno © més rRY;

O cada Lf es independientemente alidilo de C,-Cg,

En donde la cadena de alidilo esta interrumpida optativamente

por ~C(R'),-, -C(R™)C(R'™M),-, -C(RY™)=C(R'")-, -C(R'),0-, -
C(R'™M)NRM-, -C=C-, -0-, -S-, N(RY)co-, -N(R'")CO,-, -CON(R'?)-,
-CO-, -CO-, =-0C({=0)-, =-0C{=0)N(R?)-, -50-, -N(R!")S0,-, o -

SON(RY); v
R® es arilo, heterociclilo, heteroarilo, -C o -B-C-, en donde

B es —[C{R')2]ln-, O cicloalquilo de C3-Cg-; y
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C es halégeno, -alquilo de C;-Cg, -haloalquilo de C;-Cg, -SO2R',
-SR!, -s0,N(R'),, -S0,NRYCOR!!, -c=N, -C(O)ORY?, -coN(R'Y),, o -
N(R')z,

En donde R’ se sustituye optativmente con uno o mas R, en
donde

Cada R es independientemente haldgeno, nitro, heteroarilo,
heterociclilo, alquenilo de C»-Csg, alquinilo de Cy—Cq,
cicloalgulo de C3-Cq, {(cicloalquilo de C3-Cg)-alquilo de C1-Cg,
(cicloalquenilo de C3-Cg)-algquilo de C;-Cq, (cicloalquilo de Ca-
Cg) ~alguenilo de Cyo—-Cs, arilo, arilalquil‘o, ariloxi,
ariloxiarilo, arilalcoxi de Ci-5, alquilo de Ci1-Cs, halocalguilo
de C;-Cs, SOR'Y, ORY, SRY™, Ni, SO.RY™, CORM™, SON(R'")g,
SO,NRMCOR', =N, C(O)ORY, CON(R');, CON(RY)OR', OCON(R')2,
NRMCORM, NRMCON(R''),, NR'COOR!Y, o N(R''),, en donde

Cada R se sustituye optativamente con uno © mas grupos gue
son independientemente -haldégeno, alquilo "de (;-Cq, ariloxi
alquilo de co-ﬁsozR”, alquiloCOORll, alcoxiarile de Co-6:

haloalquilo de C;-Cs, -SO.R', =-ORY, -SrR', -N;, ~-SO:R', -COR'Y,

-SON (R'Y) 5, ~-30,NRMCOR, -C=N, -C(0)ORY, -CON (R}, -
con (R oRrRM, -ocon(rR''),, -NRUcOR!, -NRr!''con(rR'),, -NR''COOR!Y, o
-N (R') 25

R® Y R?! son —LS-R7, en donde
Cada 1° es independientemente un enlace o —(CHp) m=V = (CHz) n—, en

donde

< &
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nes 0-6; y
vl es -C(RYM);-, -C(RM™),C(RY),~, ~Cc(R'YM)=Cc(rR')-, -C(R'Y),0-, -
C(R''),NRM-, -C=C-, -0-, -5-, -NR'-, -N(R'Yco-, -N(R'Y)c0,-, -
0oco-, -Co-, -CS-, =CONR'®-, -C(=N-R'!)-, -C(=N-OR')-, -C[=N-
N(R'Y),}, -COs;-, -0C(=0)-, -OC(=0)N(R®)-, -S0,-, -N(RY)SO,-, -
SON (RY) -,  -NR'CONR!-, -NR'CSNR!®-, cicloalquilo de C3-Cs o

ciclohaloalquilo de C3-Cs;
C cada L’ es independientemente alidilo de C,-Cg,

En donde la cadena de alidilo estd interrumpida optativamente

por —~C(R™)z-, -C(R'),C(R™M),~, -C(R'™)=C(R'),0-, -C(R'),NR"-, -
c=C-,-0-, -8-, -N(R!®)co-, =N(R!®)CO,-, ~NR'-, -coN(R'®)-, -coO-,
-CO~, -0C(=0)-, -0C(=0)N(R'®}-, -50;-, -N(R!?)SO,-, o -SO,N(R'?)-
Py

Cada R’ es independientemente hidrégeno, haldgeno, nitro,
arileo, hetercarilo, heterociclile, -2-, -Y-Z-, o© —X—Y;Z, en
donde

X es -0-;

Y es w[C(Rlﬂz]m-, algquenilo de C;-Cs, © cicloalquilo de Cs-Cq; ¥y

Zz es -H, halégeno, -ORY, -C(=0)0R!, -C(=0)N(R'),, -N(R'Y),, -

C (=N-OH) R, —-C(=S)N(R'),, ~CN, -5 (=0) N (R') 5, -
C(=0)N(R'™)N(R'),, -C(=0)N(R'Y) (OR'Y), -oC(=0)-RY, o -0C(=0)-
N(R'),,

7 . . .
En donde R’ se sustituye optativamente con uno o mas R’®, en

donde
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R'® €3 halégeno, haloarilo, ariloxi, aralguiloxi,
ariloxialquilo, aril alquilcarboxi de Cy~Cg, C(R'')=C(R")-COOH,
arilo, heterocarilo, heterociclilo, heterocicliloxi,
heterocariloxi, -2', -Y¥'-2’, o -X'-Y'-272', en donde

X' es -0-;

Y’ es -[C(R*®)2ln 0 cicloalguilo de C3-Cg; y

z' es -H, halégeno, -OR'Y, =-sr', -s5(=0),R', -c(=0)R'", -
C(=0)0R", -C(=0)N (R!}) ,, -N (R, -N(R'M)C (=0)R", -
S(=0),N (R'")C(=0)R™, =-CN, -S5(=0),N(R'"),, -C{=O0}N(R'™M)N(R'),, -
C(=0)N (R™) (OR!), -0C(=0)-R*, -0C(=0)-OR', -N(R'MC(=0)-R'"', o
-N (R'') S (0=) 2R",

En donde cada R™® se sustituye optativamente con uno o mas Rr?,
En donde cada R® es independientemente haldégeno, alquilco de Cy-
Ce¢, alcoxi de (C;-C¢, haloalquilo de C;-Cg4, haloalquilo de C;-
Ce(ORM), alquilo de Cg-CgORY, alquilo de C¢-CgCON(R'Y),, alquilo
de Co-CeCORM, alquilo de Co-CeCOORM, ¢ alquilo de Cy-CgSO.R',
Siempre que R® y R?*! no sean simultaneamente hidrégenc,

R® es —L—RG, en donde

L es un enlace, =X°-(CHy),~X>-, =(CH2)a-X?-(CHz)n= 0 = (CHz)1su—-Y’-
(CHz)w—, en donde

n es 0-6; cada w es independientemente 0-5; vy

cada X® es independientemente un enlace, -C(R'),-, -
C(R'™)2C(R™M) -, -C{R™)=C(R"™)-, -C=C, -CO-, -CS-, -CONR'-, -
C(=N) (R")-, -C(=N-OR')-, -[=N-N(R'Y).}, -COx-, -SO;-, o -

SON(R'Y) -; vy
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Yy’ es -0-, -5-, -NR’-, -N(R'™)cO-, N(R'"CO0,-, -0CO-, -
OC (=0)N(R*®) -, -NR'®CONR' -, -N(R!®)S0,-, o -NR'°CSNR!-;

o L es una cadena de alidilo en donde la cadena de alidilo

estd optativamente interrumpida por -C(R'™).-, -C(RY),C (R 5,
-C(RM),C(RY) .-, -C(rR'My=Cc(RY)~, -c(R),0-, -C(R™),NR'-, -C=C-,
-0-, -S-, -N(R'™yco-, -N(R'®)CO,-, -CON(R'®)-, -cO-, =-CO,~, -
OC(=0)~, -0C(=0)N(R')~, -S0,-, -N(R})S0-, o -SO:N(RY¥); vy

R® es algquilo de C;-Cg, haloalquile de C,-Cg, arilo,
cicloalquilec de C3-Cg, heteroarilo, heterociclilo, -CN, -
C(=0)R',  =-C(=0)OR',  -C(=0)N(R'),-, -N(RY"),,  -SO:R',

S (=0} N (R'),, -C(=0)N(R'™MN(RY),, -C(=0)N(R'™)N(OR"}, en donde
el arilo, heterocarilo, cicleoalguilo, 0 heterociclilo se

sustituye optativamente con uno o mas R®®, en donde

cada R® es independientemente -27, -Y”-2”, o -X"-Y“=Z”, en
donde
X” es -0—;

Y” es -[C(R™)2]ln-, alquenilo de C,-C¢, cicloalguilo de C3-Cg,
heterociclile, arile o heterocarilo, en donde

El arilo, hetexrcarilo, cicloalguilo, o} heterociclilo
optativamente se sustituye con por lo menos un grupoc que es
cada uno independientemente Z7;

z” es =H, =-CN, halégeno, -OR!, -C(=0}R'Y, -C(=0)n{(R'M),, -
N(R™)2, -N3,  -S0RY, -5(=0)N(R');, -C(=O)N(R'N(RY)>, -
N (R™) C(=0)N(RM),, =-0C(=0)-0R', -C(=0)N(R'Y) (OR"), -0C(=0)-R',

-0C (=0) -N(R'Y),, o -N(R'M)COOR; vy
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G es un grupo de la férmula

, en donde
Hal es haldgeno;
J es arilo o heteroarilo;
cada R" es independientemente halégeno, nitro, CR!'=CRY™COOR'?,
ariloxi, aralquiloxi, ariloxialguilo, aril alquilcarboxi de Cp-
Cs, arilo, heterocarilo, heterociclilo, heterocariloxi,
heterocicliloxi, -G!', -E-G!, ¢ -D-~E-G', en donde
D es -0-;
E es -[C(R"™);]ln~ o cicloalquilo de C3-Cg; v
G' es alquilo de €1-Cq, haloalguilo de Ci1-Ce, -COR', -COORY, -
CON (R'Y),, -c=N, -oRr', -oCN(R!''),, -0COOR!, -N;, -NR*CORY,
NRMs0,RYM,  -N(RM),,  -NRMCOORM, = -so,RY,  -so,nRM™COR'™, -
SO.N (RY),, -SORM™, o -sRY,
En donde cada R! se sustituye optativamente con uno o mas R,
En donde cada R es independientemente halégeno, ariloxi,
analquiloxi, ariloxialquilo, alcoxiarilo de C,-Cg, aril
alquilcarboxi de Co-C¢, -G, -E'-G’', o -D'-E"-G’, en donde
D' es -0-;
B’ es -[C(RY™) .- 0 cicloalquiloc de C3-Cg; vy
G’ es -H, haldgeno, -COR'™, -COORY, -c=N, -OR'Y, -NR!"SO;R', -

SO,R*, ~8S0.N(RM™),, o -8R,
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cada mes 0, 1, 2, 3, 4, 5 o ob;

g’ es 0, 1, 2, 3, o4

cada R' es independientemente -R!', -C(=0)R!Y, -CO,R!, o ~SOR';

cada E!' es independientemente hidrégeno, alquilo de C;-Cs,
algquenilo de C3-Cs, algquinilo de C;-C4, ciclecalguilo de C3-Cg,
{(ciclocalquilo de C3-Cg)~algquilo de C;-Cq, (cicloalquenilo de Cji-
Cg) —algquilo de C1-Cq4, {cicloalquilo de C3-Cz)-alquenilo de C»-Cg-
, —haloalquilo de Ci-Cg, —N(Rm)z, arilo, alquilo (de C3-Cg)-
arilo, hetercarilo, alquilo (de Ci—Cg)hetercarilo,
hetercciclilo, o algquile (de C;-Cg)-heterociclile,

en donde cualquiera de R'! se sustituye optativamente con unc o
m&s radicales de R'?;

cada R'? es independientemente haldgeno, halcalguilo de C(C;-Cg,
alcoxi de C;-Cg, (alquilo de CO—CG)C=O(OR13); alquilo de Cp-
C@OR”, alquilc de CW{QCORU, alquilo de Cy%kSOﬁ?B, algquilo de
Co~CeCON(R'®)5, alugiloc de Cop-CeCONROR'?>, alquilo de C¢-
CGSOZN(RB)z, alquilo de CO—C5SR1% haloalgquilo de CowC6OR1%
ariloxi, aralgquiloxi, ariloxialquilo, alcoxiarilo de Cp-¢,
arilalquilcarboxi de Cog, alquilo de Co-CgN(R'¥),, -NR'3s0;RY?, o
~-Oalquilo de Cy.¢COOR'?;

cada RY es independientemente hidrdgeno, alquilo de C;-Cg,
alquenilo de C;-Cq, alquinilo de (C,-Cs, cicloalquilo de C3-Cs,
(cicloalquilce de C3-Cg)~alquilo de Ci1-C4, (cicloalgquenilo de Cs-
Cg)-alquilo de C;-Cq, o (cicloalquilo de C3-Cg)-alguenilo de Ci-

Ce—;
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cada RY es independientemente alquilo de C;-Cq, alcoxi de Ci-
Ce¢, haloalquiloc de C,-Ce, alguilo de C,-C¢CON{R'');, alguilo de

Co-CsCONRMOR', alquilo de Cp-CgOR', o alquilo de Cg-CgCOOR'M.

42. Una composicidon farmacéutica gque comprende un compuesto de
acuerdo con la reivindicacién 1 o un derivado
farmacéuticamente aceptable de el en un portador

farmacéuticamente aceptable.

43. Un método para tratar, prevenir, inhibir o mejorar los
sintomas de una enfermedad o trastorno que estd meodulado o
afectado de otro modo por la actividad de un receptor nuclear
o en el cual estd implicade la activadad de wun receptor
nuclear, que comprende administrar a un sujeto que lo
necesita, una cantidad terapéuticamente aceptable de un
compuesto de acuerdo con la parte (A) de la reivindicacién 1,
en donde la enfermedad o el trastorno es hipercolesterclemia,
hiperlipoproteinemia, hipertrigliceridemia, lipodistrofia,
hiperglucemia, diabetes mellitus, dislipidemia,
aterosclerosis, enfermedad de cédlculos biliares, acné coman,
condiciones de la piel acneiforme, diabetes, enfermedad de
Parkinson, cancer, enfermedad de Alzheimer, inflamacidn,
trastornos inmunolégicos, trastornos de los lipidos, obesidad,
condiciones caracterizadas por una funcidén de la Dbarrera

epidérmica perturbada, condiciones de diferenciacidn
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interrumpida, o exceso de la proliferacién de la epidermis o

de la membrana mucosa, trastornos cardiovasculares.
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