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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto de la férmula (/):

Y

0 una de sus sales farmacéuticamente aceptables, caracterizado porgue:
configuraciones estereoquimicas representadas en las posiciones con asterisco indican una
estereoquimica relativa;

Anillo A esta seleccionado del grupo que consiste en:

, . Rk .
Kk K R | |
Ri R [ R \F—N rRe RNz RY Ry“ R9
N RE = R? NZ= R9
= I ) .,{N/\N YN/\N "{N/\N
N \ — _— -~
NN e N N N ) N
N=( N N= R RP R ke RP
h h
A-i RP A-ii R A-iii R A-iv A-v A-vi
Rk
j
R _ RO
N \
"~ w
Rh
A-vii

) .

en donde un atomo de nitrégeno anular en el Anillo A opcionalmente esta oxidado;

X es =C(R™),, -N(R?)- u -O-:

Y es —O-, =S~ 0 ~-C(R™(R"~;

R? esta seleccionado del grupo que consiste en hidrégeno, flior, —-CN, —N;, -OR®, —=N(R%),, —
NR*CO,R®, -NR*C(O)R®, —C(O)N(R");, ~C(O)R®, —OC(O)N(R?*),, -OC(O)R®, ~OCO,R® 0
un alifatico C,, o fluoroalifatico C,4 opcionalmente sustituidos con uno o dos
sustituyentes seleccionados, de modo independiente, del grupo que consiste en ~OR*
-N(R*)(RY), -CO,R™ 0 —C(O)N(R*™)(R*); 0 R? y R® forman juntos =O; 0 R? y R® forman
juntos un enlace; |

R® esta seleccionado del grupo que consiste en hidrégeno, fluor, alifatico C,_, y fluoroalifatico
Cia ORP y R"f forman juntos =O; o R® tomado junto con R* y los atomos de carbono

intervinientes, forma un anillo ciclopropano fusionado, que esta opcionalmente sustituido
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con uno o dos sustituyentes seleccionados, de modo independiente, de fluor o alifatico
Ci_s; 0 R® tomado junto con R® y los atomos de carbono intervinientes, forma un anillo
ciclopropano fusionado, que esta opcionalmente sustituido con uno o dos sustituyentes
seleccionados, de modo independiente, de fluor o alifatico Cq;

5 R° esta seleccionado del grupo que consiste en hidrogeno, fltor, —CN, —Nj, -OR?, —N(R“)z, -
NR*CO,R®, —-NR*C(O)R’, —C(O)N(R*),, —C(O)R®, —OC(O)N(R*),, —OC(O)R®, -OCO,R® 0
un alifatico C,4 o fluoroalifatico Ci.s opcionalmente sustituidos con uno o dos
sustituyentes seleccionados, de modo independiente, del grupo que consiste en —OR™,
—N(R*)(R¥), —CO,R™ 0 =C(O)N(R*™}{R"); 0 R® y R® forman juntos un enlace; o Ry R®

10 forman juntos =0O;
R esta seleccionado del grupo que consiste en hidrégeno, fluor, alifatico Ci y fluoroalifatico
Ci; 0 R® y R® forman juntos =O; o R® tomado junto con R® y los atomos de carbono
intervinientes, forma un anillo ciclopropano fusionado, que esta opciocnalmente sustituido
con uno o dos sustituyentes seleccionados, de modo independiente, de flior o alifatico
15 C:.4; 0 R°, tomado junto con R€ y los atomos de carbono intervinientes, forma un anillo
ciclopropano fusionado, que esta opcionalmente sustituido con uno o dos sustituyentes
seleccionados, de modo independiente, de fluor o alifatico Cy_y;
R® es hidrogeno o alifatico C,; o R® tomado junto con un R’y los atomos de carbono
intervinientes, forma un anillo espirociclico de 3 a 6 miembros, que esta opcionalmente
20 sustituido con uno o dos sustituyentes seleccionados, de modo independiente, de flior o
alifatico C,_4; o R®, tomado junto con R™ y los atomos de carbono intervinientes, forma
un anillo ciclopropano fusionado, que esta opcionalmente sustituido con uno o dos
sustituyentes seleccionados, de modo independiente, de fllor o alifatico Ciy; o RS,
tomado junto con R® y los atomos de carbono intervinientes, forma un anillo ciclopropano
25 fusionado, que estd opcionalmente sustituido con uno o dos sustituyentes
seleccionados, de modo independiente, de fluorb alifatico C,_;
R® es hidrégeno o alifatico C,; 0 R®, tomado junto con R™ y los atomos de carbono
intervinientes, forma un anillo ciclopropano fusionado, que esta opcionalmente sustituido

con uneo o dos sustituyentes seleccionados, de modo independiente, de fluor o alifatico



C,_. 0 R%, tomado junto con R® y los atomos de carbono intervinientes, forma un anillo

ciclopropano fusionado, que esta opcionalmente sustituido con uno o dos sustituyentes
seleccionados, de modo independiente, de fltor o alifatico Cq_;
cada R’ es, de modo independiente, hidrégeno, fluor, alifatico Cy_4 o fluoroalifatico Cy, con la
5 condicion de que, si X es -O-0 ~NH- R’ no sea fluor; o dos R' tomados juntos forman
=0; o dos R', tomados junto con el atomo de carbono al que estan unidos, forman un
anillo carbociclico de 3 a 6 miembros; o un R', tomado junto con R® y los atomos de
c:;\rbono intervinientes, forma un anillo espirociclico de 3 a 6 miembros, que esta
opcionalmente sustituido con uno o dos sustituyentes seleccionados, de modo
10 independiente, de fltior o alifatico C1_s; 0 un R', tomado junto con un R" adyacente y los
atomos de carbono intervinientes, forma un anillo ciclopropilo, que esta opcionalmente
sustituido con uno o dos sustituyentes seleccionados, de modo independiente, de flior o
alifatico Cy.4; o un R y un R" forman juntos un enlace doble;
cada R" es, de modo independiente, hidrogeno o flior; o un R", tomado junto con un R'
15 adyacente y los atomos de carbono intervinientes forma un anillo ciclopropilo, que esta
opcionalmente sustituido con uno o dos sustituyentes seleccionados, de modo
independiente, de flior o alifatico C,4; 0 un R" y un R' forman juntos un enlace doble;
R" es hidrégeno, alifatico C4_ o fluoroalifatico Cy_;
R? es hidrogeno, halo, -NO,, ~CN, =C(R®)=C(R®),, -C=C-R®, —~OR®, -SR®, —~S(O)R®, —-SO,R®, -
20 SON(RY; -N(R%),, -NR!C(O)R®, -NRC(O)N(R%2, -N(RY)C(=NR‘)-N(R%),, -
N(R*)C(=NR-R® —NR*CO,R®, -N(R*)SO,R®, -N(R*)SO,N(R*);, -O-C(O)R®, -OCO,R®,
—OC(OIN(R*)2, —C(O)R?, —CO,R®, —C(O)N(R*);, —C(O)N(R*)-OR®, ~C(O)N(R*)C(=NR*)-
N(R%), —NRHC(=NRH-N(RH-C(O)R®, -C(=NRH-N(R%),, -C(=NR*-OR®, -N(RY)-
N(R%,, -N(RH-OR®, —C(=NR*-N(R*)-OR®, —-C(R®)=N-OR?® 0 un alifatico opcionalmente
25 sustituido, arilo, heteroarilo o heterociclilo;
cada R" es, de modo independiente, hidrogeno, halo, -CN—, —OR®, —N(R*),, ~SR°® 0 un grupo
alifatico C1_4 opcionalmente sustituido,
R' es hidrogeno, —OR®, —SR®, -N(R*%), o un alifatico opcionalmente sustituido, arilo o grupo

heteroarilo;




R¥ es hidrogeno, halo, —OR®, —SR®, —=N(R?), o un grupo alifatico C,_, opcionalmente sustituido;
R™ es hidrogeno, flior, -N(R*). o un grupo alifatico C;_, opcionalmente sustituido; o R™ y R"
forman juntos =O o =C(R%),; o R™ y R®, tomados junto con los atomos de carbono
int'ervinientes, forman un anillo ciclopropano fusionado, que esta opcionalmente
5 sustituido con uno o dos sustituyentes seleccionados, de modo independiente, de flior o
alifatico C14; o R™y R®, tomados junto con los atomos de carbono intervinientes, forman
un anillo ciclopropano fusionado, que estd opcionalmente sustituido con unc o dos
sustituyentes seleccionados, de modo independiente, de flior o alifatico Cy_y;
R" es hidrégeno, flior o un grupo alifatico Cy_, opcionalmente sustituido; o R™ y R" forman
10 juntos =0 0 =C(R®);;
cada R* es, de modo independiente, hidrégeno o un alifatico opcionalmente sustituido, arilo,
heteroarilc o grupo heterociclilo; o dos R* en el mismo atomo de nitrogeno, tomados
junto con el atomo de nitrégeno, forman un anillc heterociclilo de 4 a 8 miembros
opcionalmente sustituido que tiene, ademas del atomo de nitrégeno, 0-2 heteroatomos
15 del anillo seleccionados, de modo independiente, de N, Oy S;
R* es hidrogeno, alquilo C,_, fluoroalquilo Ci_4 0 ar Ce_jp—alquilo (Ci_s), cuya porcién arilo
puede estar opcionalmente sustituida;
R* es hidrégeno, alquilo Cy_s, fluoroalquilo Cy_, ar Ce_so—alquilo (C1—), cuya porcion arilo puede
estar opcionalmente sustituida o un anillo arilo, heteroarilo o heterocicliio de 5 6 6
20 miembros opcionalmente sustituido; o
R* y RY, tomados junto con el 4tomo de nitrégeno al que estan unidos, forman un anillo
heterociclilo de 4 a 8 miembros opcionalmente sustituido que tiene, ademas del atomo
de nitrogeno, 0-2 heteroatomos del anillo seleccionados, de modo independiente, de N,
QySy
25 cada R® es, de modo independiente, hidrogeno o un alifatico opcionalmente sustituido, arilo,
heteroarilo o grupo heterociclilo;
cada R™ es, de modo independiente, hidrégeno, alquilo C,_s, fluorcalquilo C1_s 0 un arilo Ce_q 0
ar Cg_1g—alquilo (C4_4) opcionalmente sustituido;

cada R® es, de modo independiente, un alifatico, arilo o grupo heteroarilo opcionalmente



sustituido; y

mes 0, 1,26 3, con la condicién de que Y sea —-C(R™)(R")- cuando m es 0.

2. Un compuesto de la formula (I-A):
Rf Rf Re
ﬁ.\un *
O'—-/§—X .
b R
H,N R°® R (-A)

5 ounade sus sales farmacéuticamente aceptables, caracterizado porque:
configuraciones estereoquimicas representadas en las posiciones con asterisco indican una
estereoquimica relativa;

Anillo A esta seleccionado del grupo que consiste en:

. R¥
k j j j
o R R RK RYN re R Re RYN RO
N RY — R? N= R9
¥ \ NegZ \ Ney/ \ N/
N\?‘\( N/ \ N O ON_N YN (N
W N oWV N w N . N
N N=( N=( R Rn R™  Rgh R?
. R" " RN .. RN . .
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10y Al
en donde un atomo de nitrégeno anular en el Anillo A opcionalmente esta oxidado;
X es -CH,~, -CHF—, -CF,—, -NH- u -O-;
Y es -O-, =S~ 0 -C(R™)(R")-;
R? esta seleccionado del grupo que consiste en hidrégeno, flior, ~CN, =N;, —OR®, —-N(R%)., ~
15 NR*CO;R®, —-NR*C(O)R®, ~C(O)N(R*),, —C(O)R®, —OC(O)N(R");, -OC(O)R®, ~OCO,R® o
un alifatico Ci4 o fluoroalifatico C,4 opcionalmente sustituidos con uno o dos
sustituyentes seleccionados, de mode independiente, del grupo que consiste en —OR™,
-N(R*)(R™), —-CO,R™ 0 —C(O)N(R*)}R™): 0 R* y R® forman juntos un enlace:
R® esta seleccionado del grupo que consiste en hidrégeno, fltor, alifatico Cq_, y fluoroalifatico
20 Cig,

R® esta seleccionado del grupo que consiste en hidrégeno, flior, =CN, —N;, —OR%, -N(R*),, -




NR*CO,R®, —NR*C(O)R®, —C(O)N(R*),, —C(O)R®, —OC(O)N(R*%),, -OC(O)R®, -OCO,R°® 0
un alifatico C;4 o fluoroalifatico C.» opcionalmente sustituidos con uno o dos
sustituyentes seleccionados, de modo independiente, del grupo que consiste en -OR™
-N(R*)(R*), =CO,R* 0 ~C(O)N(R*)(R¥); 0 R* y R® forman juntos un enlace;
5 R esta seleccionado del grupo que consiste en hidrégeno, flaor, alifatico C, y fluorcalifatico

Cia

R® es hidrogeno o alifatico Ci,; 0 R® tomado junto con un R'y los atomos de carbono
intervinientes, forma un anillo espirociclico de 3 a 6 miembros;

R® es hidrégeno o alifatico Cy;

10 cada R' es, de modo independiente, hidrégeno, fitor, alifatico C, o fluorcalifatico Cq, con la
condicién de que, si X es ~O— o -NH—, R' no sea fluor; o dos R’ tomados juntos forman
=0: 0 dos R’ tomados junto con el atomo de carbono al que estan unidos, forman un
anillo carbociclico de 3 a 6 miembros: o un R, tomado junto con R® y los atomos de
carbono intervinientes, forma un anillo espirociclico de 3 a 6 miembros;

15 R es hidrégeno, halo, -NO,, -CN, ~C(R®)=C(R®),, -C=C-R® —OR?® -SR°®, -S(0)R® -SO,R®, -
SO.N(R%),,  =N(R%;, -NR*C(O)R®°, -NR!C(O)N(R*,, -N(RYC(=NR)-N(R%),, -
N(RY)C(=NR*)-R®, -NR*CO,R®, -N(R*SO,R®, —N(R)SO,N(R*),, -O-C(O}R°, -OCO,R®,
—OC(O)N(R%),, —C(O)R®, =CO,R®, ~C(O)N(R*),, —C(O)N(R*)~OR?®, —C(O)N(R*)C(=NR*)-
N(R%2, -N(R)C(=NR*»-N(R")-C(O)R°, —C(=NR*-N(R%*,, -C(=NR"-OR® -N(R*-

20 N(R%,, -N(R*"-0R®, -C(=NR*)-N(R*)-OR®, -C(R®)=N-OR® o un alifatico opcionalmente
sustituido, arilo, heteroarilo o heterociclilo;

cada R" es, de modo independiente, hidrégeno, halo, -CN-, —OR®, —=N(R"),, -SR® 0 un grupo
alifatico C,_4 opcionalmente sustituido;
R es hidrégeno, —OR®, —SR®, ~-N(R"), o un alifatico opcionalmente sustituido, arilo o grupo

25 heteroarilo;

R* es hidrogeno, halo, -OR®, —=SR®, —-N(R*), 0 un grupo alifatico C,_, opcionalmente sustituido:
R™ es hidrogeno, flior, —=N(R*), o un grupo alifatico C,_, opcionalmente sustituido; y
R" es hidroégeno, flior o un grupo alifatico C,_ opcionalmente sustituido; o

R™y R" forman juntos =0 o =C(R®);;
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cada R* es, de modo independiente, hidrégeno o un alifatico opcionalmente sustituido, arilo,
heteroarilo o grupo heterociclilo; o dos R* én el mismo atomo de nitrogeno, tomados
junto con el atomo de nitrégeno, forman un anillo heterocicliio de 4 a 8 miembros
opcionalmente sustituido que tiene, ademas del atomo de nitrégeno, 0-2 heteroatomos
del anillo seleccionades, de modo independiente, de N, Oy S;

R* es hidrogeno, alquilo Ci, fluoroalquilo Ci 0 ar Cs-10—alquilo (C,4_4), cuya porcién arilo
puede estar opcionalmente sustituida;

R* es hidroégeno, alquilo C,_, fluoroalquilo Cy_s, ar Cs_so—alquilo (C4_4), cuya porcidn arilo puede
estar opcionalmente sustituida o un anillo arilo, heteroarilo o heterociclilo de 5 6 6
miembros opcionalmente sustituido; o

R* y R¥, tomados junto con el atomo de nitrégeno al que estan unidos, forman un anillo
heterociclilo de 4 a 8 miembros opcionalmente sustituido que tiene, ademas del atomo
de nitrogeno, 0—2 heteroatomos del anillo seleccionados, de modo independiente, de N,
OySy

cada R® es, de modo independiente, hidrégeno ¢ un alifatico opcionalmente sustituido, arilo,
heteroarilo o grupo heterociclilo;

cada R™ es, de modo independiente, hidrégeno, alquilo Cy_4, fluoroalquilo C4_4 0 un arilo Cg_1g ©
ar Cg_1p—alquilo (C4_4) opcionalmente sustituido;

cada R® es, de modo independiente, un alifatico, arilo o grupo heteroarilo opcionalmente

sustituido; y
mes1,203.
3. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, caracterizado porque:

R? es hidrégeno, alifatico Cy_s, fluoroalifatico Cy_g, halo, -R'?, —-R%, -T'-R"9, _-T'-R% _\/'_T'-

Ry -V'-T'-R?%;

T' es una cadena de alquileno C,_g sustituida con 0-2 R* o R® seleccionados, de modo
independiente, en donde la cadena de alquileno esta opcionalmente interrumpida
por —C(R®*)=C(R®)~, -C=C—, -0, —=S—, =S(0)-, =S(0),-, ~SO;N(R*)}-, -N(R*)-, —
N(RY)C(0)-, -NR'C(OIN(R*-, -N(R“C(=NR*-N(R*)-, -N(R*)-C(=NR*)-, -

N(R*)CO,~, -N(R*)SO,-, -N(R"SO,N(R*)-, —OC(Q)—, —OC(O)N(R*)-, ~C(O)-, —
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COp~, —-C(O)N(RY)-, —-C(=NR*-N(R*)—-, -C(NR*)=N(R*)-, —-C(=NR*)-0- o -
C(R%)=N-O-y en donde T' o una de sus porciones forma parte opcionalmente
de un anillo de 3—7 miembros;

V' es -C(R°)=C(R%)~, -C=C-, -O-, -S—, -S(0)-, -S(0),—, ~SO,N(R*}-, -N(R%-, -
N(RYC(O)-, -NR'C(O)N(R»-, -N(RY)C(=NR"-N(R*-, -N(RY)C(=NR%)-, -
N(R)COz, ~N(R9)SO2—, -N(R*)SO.N(R*)-, —~OC(0O)~, ~OC(O)N(R*)—, —-C(O)-, —
COx~,  -C(ON(R")-, -C(O)N(R")-O-, -C(ON(R"C(=NR*)-N(RH)-, -
N(R*)C(=NR*"-N(R*)-C(0)-, —C(=NR*)-N(R*)—, =C(NR*)=N(R*)-, -C(=NR*)-O-
0 —C(R%)=N-0O—;

cada R' es, de modo independiente, un anillo arilo, heteroarilo, heterociclilo o
cicloalifatico opcionalmente sustituido;

cada R% es, de modo independiente, -NO,, —-CN, -C(R®)=C(R®),, -C=C-R® -OR®, —

SR® —S(0)R°, —SO,R®, —SO,N(R%,, -N(R*),, —NR*C(O)R®, —-NR*C(O)N(R*%),, —

N(RY)C(=NR*-N(R%;, -N(RY)C(=NR*-R® -NR*CO,R%, —-N(R*SO.R®
N(RY)SO;N(R*,, -O-C(O)R°, -OCO,R?, -OC(O)N(R*),, —-C(O)R®, —-CO,R°, —
C(O)N(RY,, ~C(O)N(RH)-OR®, —C(OIN(RH)C(=NRY-N(R*,, -N(R"C(=NR*)-
N(R*-C(O)R®, =C(=NR*}-N(R*),, -C(=NR*)-OR?®, -N(R»-N(R"),, -N(R*)-OR®, —
C(=NR*)-N(R*-OR® o —-C(R®)=N-OR?>;

cada R* esta seleccionado, de modo independiente, del grupo que consiste en —F, —
OH, —O(alquilo C,_y), =CN, =N(R%),, —-C(O)(alquilo C1_s), —-CO.H, —CO;(alquilo C;_
4), =C(O)NH; y —C{O)NH(alquilo C);

cada R* es, de modo independiente, un alifatico C,_, opcionalmente sustituido con R* o
R’ o dos sustituyentes R® en el mismo atomo de carbono, tomados junto con el
atomo de carbono al que estan unidos, forman un anillo cicloalifatico de 3 a 6
miembros; y

cada R’ es, de modo independiente, un anillo arilo o heteroarilc opcionalmente
sustituido.

4. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 2, caracterizado por una o varias de las

siguientes caracteristicas:

(0



(a) X es -O-;

(b) Y es —-0O- 0 -CH.—;

(c) R? es —OH;

(d) R® y R son cada uno, de modo independiente, hidrégeno, fluor o alifatico Cq;
5 (e)  R®es hidrogeno, fltior u —OR®;

()  R®yR® son cada uno hidrégeno;

(@) cada R'es hidrégeno;

(h)  cada R"es hidrogeno;

(i) Rl es hidrégeno o alifatico C_;
10 (i) R* es hidrégeno, halo o alifatico Cq_;
(k) mes1;y
(h las configuraciones estereoquimicas representadas en posiciones con asterisco

indican una estereoquimica absoluta.

5. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 4, caracterizado por la férmula (/):

=]
f =Q
Rf R Re Y. )~
O v.\uu *
-“—X m
0=s-X" _,

/

(I
0 una de sus sales farmacéuticamente aceptables, en donde Q es =N-— o0 =C(R")-.
6. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 5, caracterizado porque:
RYes -V'-T'-R', -v'-R'S -T'-R" o0 -T'-V'-R'?;
V' es —-C(R%)=C(R?®), -C=C-, -O—, —S— 0 -N(R*)—;
20 T' es una cadena de alquileno C,_, opcionaimente sustituida con uno o dos grupos
seleccionados, de modo independiente, de fltor o un alifatico C4_4 o fluoroalifatico
C,-4 opcionalmente sustituidos con uno o dos sustituyentes seleccionados, de
modo independiente, del grupo que consiste en —OR”™, -N(R*)(R*), -CO,R¥* y —
C(ON(R™YRY); y
25 R™ es un grupo arilo, heteroarilo, heterociclilo o cicloalifatico mono— o biciclico

opcionalmente sustituido.



7. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 6, caracterizado por la férmula (V).

0 una de sus sales farmaceuticamente aceptables, en donde:

V' es -N(R%-, -O- 0 -S—;

R? es hidrogeno o alifatico Cq_;

T' es una cadena de alquileno C,., opcionalmente sustituida con uno o dos grupos
seleccionados, de modo independiente, de flior o un alifatico C,_4 o fluoroalifatico C,_,
opcionalmente sustituidos con uno o dos sustituyentes seleccionados, de modo
independiente, del grupo que consiste en -OR%*, -N(R™)(R%), —-CO,R* y -
CONR™(R™); y

Anillo C es un anillo heterociclilo o cicloalifatico de 3 a 8 miembros o un anillo arilo o heteroarilo
de 5 6 6 miembros, cualquiera de cuyos anillos esta sustituido con 0-2 R° y 0-2 RS
cada R° es, de modo independiente, halo, -NO,, —CN, ~C(R®*=C(R®),, -C=C-R®, ~OR?®,

-SR® -S(0)R®, —SO,R®, —SO,N(R*),, —N(R%),, —NR*C(O)R®, —~NR*C(O)N(R*),, —
N(RY)C(=NRH-N(R%,, -N(RYC(=NR"-R®, -NR‘CO,R®, -N(R)SO.R®, -
N(R%SO.N(R),, -O-C(O)R®, —-OCO;R?, -OC(O)N(R*,, —C(O)R®, —CO,R®, -
C(ON(R"),, =C(O)N(RY-OR® -C(O)N(R)C(=NR*)-N(R*),, ~N(RYC(=NR*)-
N(R*)-C(O)R®, —C(=NR*-N(R"),, -C(=NR*-OR® —-C(=NR*-N(RY-OR® -
C(RE")“—"I\J—OR5 0 un alifatico opcionalmente sustituido o un grupo arilo,
heterociclilo o heteroarilo opcionalmente sustituido; o dos R° en el mismo atomo
de carbono del anillo saturado, tomado junto con el atomo de carbono, forman un
anillo cicloalifatico o heterociclilo espirociclico de 3 a 8 miembros opcionalmente
sustituido; o dos R° adyacentes, tomados junto con los atomos de anillo
intervinientes, forman wun anillo aromatico o no aromatico fusionado
opcionalmente sustituido de 4 a 8 miembros que tiene 0-3 heteroatomos de

anillo seleccionados del grupo que consiste en O, Ny S;
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cada R™ esta seleccionado, de modo independiente, del grupo que consiste en alifatico
Ci., fluoroalifatico C;., halo, -OR*, -N(R*™)}(R¥) o un alifitico Ci» o
fluoroalifatico C,_y opcionalmente sustituido con —OR>, -N(R*)(R"), -CO,R* 0 —

C(OIN(R™)(R™);

R* es hidrégeno, alquilo Cy, fluoroalquilo Ci— o ar Ce-1o0—alquilo {(C4_4), cuya porcidon arilo

puede estar opcionalmente sustituida;

R* es hidrégeno, alquilo Cy, fluoroalquilo Cy, ar Ce_ro—alquilo (C;_), cuya porcion arilo puede

estar opcionalmente sustituida o un anillo arilo, heteroarilo o heterociclilo de 5 6 6

miembros opcionalmente sustituido; o

R* y R*, tomados junto con el atomo de nitrégeno al que estan unidos, forman un anillo

T es

heterociclilo de 4 a 8 miembros copcionalmente sustituido que tiene, ademas del atomo
de nitrégeno, 0-2 heteroatomos del anilio seleccionados, de modo independiente, de N,
0y S; y cada R* es, de modo independiente, hidrégeno, alquilo Cq_s, fluoroalquilo C, 4 0
an opcionalmente sustituido arilo Ce_1p 0 ar Cs_qo—alquilo (C4).

El compuesto de acuerdo con fa reivindicacion 7, caracterizado porque:

una cadena de alquileno C,; opcionalmente sustituida con uno o dos grupos
seleccionados, de modo independiente, de fluor o un alifatico Ci_, o flucroalifatico C;_4
opcionalmente sustituidos con uno o dos sustituyentes seleccionados, de modo
independiente, del grupo que consiste en -OR>, -N(R™{(R¥), —-CO,R™ y -

CON(R™)(R™); y

Anillo C es un anillo cicloalifatico Cs_, fenilo, oxazolilo o isoxazolilo, cualquiera de los cuales

9.

esta sustituido con 0-2 R* y opcionalmente esta fusionado a un anillo benceno,
dioxolano o dioxano opcionalmente sustituido.

El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 5, caracterizado por la formula (VI):

(Vi)

(i

(5




0 una de sus sales farmaceéuticamente aceptables, en donde:

T' es una cadena de alquileno Ci opcionalmente sustituida con uno o dos grupos
seleccionados, de modo independiente, de flior o un alifatico C,_, o fluoroalifatico C;_4
opcionalmente sustituidos con uno o dos sustituyentes seleccionados, de modo

5 independiente, del grupo que consiste en -OR™ -N(R*)(R"), -CO,R™ vy
C(ONR™(R™); y

Anillo C es un anillo heterociclilo o cicloalifatico de 3 a 8 miembros o un anillo arilo o heteroarilo
de 5 6 8 miembros, cualquiera de cuyos aniilos esta sustituido con 0-2 R° y 0-2 R,
cada R° es, de modo independiente, halo, -NO,, —-CN, -C(R*)=C(R®),, -C=C-R®, -OR®,

10 ~SR® -S(O)R®, —SO,R®, —=SO,N(R*),, =N(R*);, -NR*C({O)R®, -NR*C(O)N(R");, —
N(RYC(=NR"-N(R%);, -N(R)C(=NR"-R®, -NR‘CO,R®, -N(RYSO,R® -
N(R)SO,N(R*),, —O-C(O)R®, ~OCO;R®, —~OC(O)N(R*);, -C(O)R®, -CQ,R®, -
C(ON(R*,, -C(O)N(R)-OR®, -C(O)N(R)C(=NR*)-N(R*),, —N(R*)C(=NR*)-
N(RHY-C(O)R®°, —C(=NR*-N(R%),, —-C(=NR*)-OR® —C(=NR")-N(RY-OR®, -
15 C.(RG)=N—OR5 o un alifatico opcionalmente sustituidc o un grupo arilo,
heterociclilo o heteroarilo opcionalmente sustituido; o dos R° en el mismo atomo
de carbono del anillo saturado, tomado junto con el atomo de carbono, forman un
anillo cicloalifatico o heterociclilo espirociclico de 3 a 8 miembros opcionalmente
sustituido, o dos R° adyacentes, tomados junto con los atomos de anillo
20 intervinientes, forman un anilloc aromatico o no aromatico fusionado
opcionalmente sustituido de 4 a 8 miembros que tiene 0-3 heteroatomos de
anillo seleccionados del grupo que consiste en O, Ny S;
cada R esta seleccionado, de modo independiente, del grupo que consiste en alifatico
Cy.s, fluoroalifatico Ci, halo, —-OR”™, -N(R*)}(R¥) o un alifatico Ci4 ©
25 fluoroalifatico C4_4 opcionalmente sustituido con —OR™, —=N(R*)(R*), -CO,R* ¢ —
C(O)N(R™)(RY);

R* es hidrégeno, alquilo Ci, fluoroalquilo Ci4 o ar Ce_jo—alquilo (Ci), cuya porcién arilo

puede estar opcionalmente sustituida;

RY es hidrégeno, alquilo C,_4, fluoroalquilo Cy_4, ar Ce_yp—alquilo (C4_s), cuya porcién arilo puede

4
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estar opcionalmente sustituida o un anillo arilo, heteroarilo o ‘heterociclilo de 566
miembros opcionalmente sustituido; o

R*™ y R, tomados junto con el atomo de nitrégeno al que estan unidos, forman un anillo
heterociclilo de 4 a 8 miembros opcionalmente sustituido que tiene, ademas del atomo
de nitrégeno, 0-2 heteroatomos del anillo seleccionados, de modo independiente, de N,
Oy S; y cada R™ es, de modo independiente, hidrégeno, alquilo Cy_s, fluoroalquilo C1_ 0
an opcionalmente sustituido arilo Ce_19 0 ar Cg_sg—alquilo (Cq_).

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

T' es una cadena de alguileno Ci_ opcionalmente éustituida con uno o0 dos grupos
seleccionados, de modo independiente, de flior o un alifatico C,_4 o fluoroalifatico C,_,
opcionalmente sustituidos con uno o dos sustituyentes seleccionados, de modo
independiente, del grupc que consiste en -OR*® -N(R™(R"), —-CO,R®™ y -
C(ONR™)(RY); y

Anillo C es fenilo, que esta sustituido con 0-2 R*® y opcionalmente esta fusionado a un anillo
benceno, dioxolano o dioxano opcionalmente sustituido.

11. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 5, caracterizado por la férmula (VIf):

(v

0 una de sus sales farmacéuticamente aceptables, en donde:

V? es -N(R%)-, -0- 0 -5

R® es hidrégeno o alifatico Cy; y

Anillo D es un sistema de anillos mono—, bi— o triciclicos opcionalmente sustituido.

12. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 11, caracterizado porque el Anillo D esta
seleccionado del grupo que consiste en furanilo, tienilo, pirrolilo, oxazolilo, tiazolilo, imidazolilo,
pirazolilo, isoxazolilo, isotiazolilo, oxadiazalilo, triazolilo, tiadiazolilo, fenilo, naftilo, piranilo,
piridilo, piridazinilo, pirimidinilo, pirazinilo, triazinilo, indolizinilo, indolilo, isoindolilo, indazolilo,

bencimidazolilo, benztiazolilo, benzotienilo, benzofuranilo, purinilo, quinolilo, isoquinolilo,

) K

(S
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cinolinilo, ftalazinilo, quinazolinilo, quinoxalinilo, naftiridinilo, pteridinilo, tetrahidrofuranoflo,
tetrahidrotienilo,  pirrolidinilo,  pirrolidonile,  piperidinilo,  pirrolinilo,  tetrahidroquinolinilo,
tetrahidroisoquinolinilo, decahidroquinolinilo, oxazolidinilo, piperazinilo, dioxanilo, dioxolanilo,
diazepinilo, oxazepinilo, tiazepinilo, morfolinilo, quinuclidinilo,  tetrahidroquinolinilo,

tetrahidroisoquinolinilo, indanilo, fenantridinilo, tetrahidronaftilo, indolinilo, benzodioxanilo,

benzodioxolilo, cromanilo, ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclopentenilo, ciclohexilo,

ciclohexenilo, cicloheptilo, cicloheptenilo, ciclooctilo, ciclooctenilo, ciclooctadienilo,

bicicloheptanilo y biciclooctanilo.

13. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 12, caracterizado porque:

cada atomo de carbono del anillo saturado sustituible en el Anillo D no esta sustituido o esta
sustituido con =0, =S, =C(R®),, =N-N(R%),, =N-OR°® =N-NHC(O)R®, =N-NHCO,R?®, =N-
NHSO;R®, =N-R°® 0 —R";

cada atomo de carbono del anillo insaturado sustituible en el Anillo D no esta sustituido ¢ esta
sustituido con -R”, ;

cada atomo de nitrégeno del anillo sustituibfe en el Anillo D no esta sustituido o esta sustituido
con —-R%;

cada RP es, de modo independiente, halo, -NO,, -CN, —-C(R®*)=C(R®),, -C=C-R°, —-OR® —SR®, —
S(O)R?, —=SO;R®, ~SO,N(R*),, =N(R*);, =NR‘C(O)R®, —~NR*C(O)N(R*),, -N(R*)C(=NR*)—
N(R*., -N(RY)C(=NR*)-R®, -NR*CO,R®, —N(R*)SO;R°®, -N(R*)SO;N(R*);, ~O-C(O)R®,
OCO;R®, -OC(O)N(R*),;, -C(O)R’, -CO,R’, -C(O)N(R%); -C(O)N(R*)-OR®, -
C(OIN(RHC(=NRH-N(R%),,  -N(R"C(=NR")-N(R*)-C(O)R®, -C(=NR*"-N(R%),, -
C(=NR*-OR® -C(=NR%-N(R*)-OR® -C(R%=N-OR® o un alifatico opcionalmente
sustituido o un grupo arilo, heterociclilo o heteroarilo opcionalmente sustituido; o dos RP
en el mismo atomo de carbono saturado, tomados junto con el atomo de carbono al que
estan unidos, forman un anillo cicloalifatico espirociclico de 3 a 6 miembros
opcionalmente sustituido; y

cada R* es, de modo independiente, —C(O)R®, —C(O)N(R*),, -CO,R®, —~SO,R®, —SO,N(R*), 0 un
alifatico C,_4 opcionalmente sustituido con R® o R7‘.

14. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién12, caracterizado porque:

lo
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cada RP est4 seleccionado, de modo independiente, del grupo que consiste en halo, aiifatico C,_
s, fluoroalifatico Cis, —-R", -R®, —_T°-R" y _T%-R?: 0 dos R" en el mismo atomo de
carbono saturado, tomados junto con el atomo de carbono al que estan unidos, forman
un anillo cicloalifatico espirociclico de 3 a 6 miembros opcionalmente sustituido;

T2 es una cadena de alquileno C,_s opcionalmente sustituida con R® o R*;

cada R'? es, de modo independiente, un grupo arilo, heteroarilo o heterociclilo opcionalmente
sustituido; y

cada R* es, de modo independiente, —-NO,, -CN, -C(R*)=C(R®),, -C=C-R®, -OR’, -SR®, -
S(O)R®, =SO,R®, —=SO:N(R*);, -N(R*)2, =NR*C(O)R®, -NR*C(O)N(R*)2, —=N(R*)C(=NR*)-
N(R"),, —=N(R)C(=NR*)~R°®, —NR*CO,R°®, —N(R*SO,R®, -N(R)SO,N(R*),, -O-C(O)R’, -
OCO;R®, -OC(O)N(R%);, -C(O)R®°, -CO.,R°’, ~C(O)N(R"); -C(O)N(R‘-OR® -
C(OIN(RHC(=NRY-N(R");, —-N(R)C(=NR"-N(R-C(O)R®, —C(=NR"-N(R%,, -
C(=NR*-0OR?®, -C(=NR*)-N(R*)-OR® 0 —-C(R®)=N-OR®.

15. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 14, caracterizado porque el Anillo D es

un indanilo, tetrahidronaftilo o cromanilo opcionalmente sustituido.

16. El compuesto de acuerdo con ia reivindicacion 15, caracterizado porque:

V' es —-N(R%)—;

el Anillo D esta seleccionado del grupo que consiste en:

(RP), (RP):
A 2%
( //(R")f
Q
/. A ~
(REP), (R (R/BP)S

cada R” esta seleccionado, de modo independiente, del grupo que consiste en halo, -OR>, —
N(R*)(RY), —-CO,R™ o -C(O)N(R™)(R™) o un alifatico Ci4 o fluoroalifatico Cy
opcionalmente sustituido con ~OR™, ~N(R*)(R%), -CO,R* 0 —C(O)N(R*)(R™);

cada R esta seleccionado, de modo independiente, del grupo que consiste en fltor, -OR™, —
N(R*)(RY), -CO,R™ o -C(OIN(R*™)(R¥) o un alifatico C,; o fluoroalifatico Ci
opcionalmente sustituido con —OR®, —N(R*)(R*), —CO,R™ o —C(O)N(R™)(R¥), con la
condicion de que R* sea distinto de ~OR™ o —N(R*)(R") esté ubicado en una posicion

adyacente a un atomo de oxigeno del anillo y con la condicién de que también cuando

[




VI

dos R¥ estan unidos al mismo atomo de carbono, uno deba estar seleccionado del
grupo que consiste en fltior, -CO,R*, ~C(O)N(R*)(R") y alifatico Ci o fluoroalifatico
C,-¢ opcionalmente sustituido con —OR*® —N(R*}(R¥), ~CO,R*>* o0 —=C(O)N(R™(R"); o
dos R* en el mismo atomo de carbono forman juntos =O o =C(R%),; 0 dos R® en el
5 mismo atomo de carbono se toman juntos con el atomo de carbono al que estan unidos

para formar un anillo espirociclico de 3 a 6 miembros:

ses0,1,2 304,

tes0,1462

17. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 5, caracterizado por la formuta (VIH):

o s T

0=5-0  «J—\'R¢ NN
;orRE LT Y
10 H2N R* R R (Vi)

0 una de sus sales farmacéuticamente aceptables, en donde las configuraciones
estereoquimicas representadas en posiciones con asterisco indican una estereoquimica
absoluta.

18. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 17, caracterizado por [a formula (Villa):

8 (RP)
5.5 0
9 /llll /l \
2 e W
b Rd R&
15 HN R* R (R™) (Villa)

0 una de sus sales farmacéuticamente aceptables, en donde:
R® es —OH;
R®y R son cada uno, de modo independiente, hidrégeng, fltor o alifatico Cy_s;
R® es hidrégeno, flior u ~OR>:
20  R®es hidrégeno o alifatico Cy_y;
cada R’ esta seleccionado, de modo independiente, del grupo que consiste en flior, ~-ORY,
N(R*)}(RY), —CO,R*™ o -C(OINR™}R™¥) o un alifiticc C, o fluoroalifatico Ci

opcionalmente sustituido con —~OR™, -N(R*)(R*"), -CO,R* 0 ~C(O)N(R*)(R™);

1%
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17

cada R¥ esta seleccionado, de modo independiente, del grupo que consiste en fldor, —-OR™, —

N(R*™)R"), -CO,R™ o -C(O)N(R*)}R¥) o un alifitico C,4 o fluoroalifatico C,_
opcionalmente sustituido con —OR*, —-N(R*)(R*"), —-CO,R* o —C(O)N(R“")(R“V), con la
condicién de que R* sea distinto de ~OR™ o —-N(R™)(R*) cuando esté ubicado en una
posicion adyacente a un atomo de oxigeno del anillo y con la condicion de que también
cuando dos R* estan unidos al mismo atomo de carbono, uno deba estar seleccionado
del grupo que consiste en flior, —CO,R*™, —C(O)N(R*)(R™) vy alifatico Ci4 ©

fluoroalifatico C,_, opcionalmente sustituido con —OR®, —-N(R*)(R"), -CO,R* o -

C(O)N(R™(R"); 0 dos R* en el mismo atomo de carbono forman juntos =0 o =C(R*),;

R* es hidrégeno, alquilo C,_4, fluorocalquilo Ci_s 0 ar Ce.qo—alquilo (Ci_4), cuya porcion arilo

puede estar opcionalmente sustituida;

R* es hidroégeno, alquilo C,_, fluoroalquilo C, ar Ce_1e—alquilo (C4_y), cuya porcién arilo puede

estar opcionalmente sustituida o un anillo arilo, heteroarilo o heterociclilo de 5 6 6

miembros opcionalmente sustituido; o

R* y RY, tomados junto con el atomo de nitrégeno al que estan unidos, forman un anillo

heterociclilo de 4 a 8 miembros opcionalmente sustituido que tiene, ademas del atomo
de nitrégeno, 0-2 heteroatomos del aniilo seleccionados, de modo independiente, de N,

OyS;

cada R* es, de modo independiente, hidrégeno, alquilo C_4, fluoroalquilo Cy_s 0 un arilo Cs_19 0

ar Cg_1g—alquilo {C,_4) opcionalmente sustituido;

ses0,162;y

tes0,1062.

19.

Un compuesto de la férmula (IX):

Rbb (1X)

caracterizado porque:

las configuraciones estereoquimicas representadas indican una estereoquimica absoluta;

19
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R® esta seleccionado del grupo que consiste en flior, alifatico Cq_ y fluoroalifatico C,;

R? esta seleccionado del grupo que consiste en hidrégeno, fluor, alifatico C,_, y fluoroalifatico
Cia

R® es hidrégeno o alifatico Ci4; 0 R® tomado junto con un Rf y los atomos de carbono
intervinientes, forma un anillo espirociclico de 3 a 6 miembros;

cada R' es, de modo independiente, hidrégeno, fluor, alifatico C,_, o fluoroalifatico C,_; o dos R,
tomados junto con el atomo de carbono al que estan unidos, forman un anillo
carbociclico de 3 a 6 miembros; o un R' tomado junto con R® y los atomos de carbono
intervinientes, forma un anillo espirociclico de 3 a 6 miembros;

R* y R® son cada uno, de modo independiente, hidrégeno o un grupo protector de hidroxilo o
R* y R forman juntos un grupo protector de diol ciclico.

20. El compues:to de acuerdo con la reivindicacién19, caracterizado porque esta

representado por la férmula:

o)
HaC

H

Qe

21. Un compuesto de la formula (X):

R" Re

R
aa y""" ‘,
\O |||O

\“‘

| Re R
Rbb 0
caracterizado porque:
las configuraciones estereoquimicas representadas indican una estereoquimica absoluta;
R® esta seleccionado del grupo que consiste en hidrégeno, flaor, alifatico C_, y fiucroalifatico
Cig;
RY esta seleccionado del grupo que consiste en hidrogeno, fluor, alifatico C,_, y fluoroalifatico
Cia
R® es hidrogeno o alifatico Ci4; 0 R® tomado junto con un R’y los atomos de carbono
intervinientes, forma un anillo espirociclico de 3 a 6 miembros;

cada R'es, de modo independiente, hidrogeno, fitior, alifatico C4_, o fluoroalifatico C_: o dos R',

20




tomados junto con el atomo de carbono al que estan unidos, forman un anillo _
carbociclico de 3 a 6 miembros; o un R' tomado junto con R® y los atomos de carbono
intervinientes, forma un anillo espirociclico de 3 a 6 miembros:
R* es hidrégeno o un grupo protector de hidroxilo; y
5 R es hidrégeno o un grupo protector de hidroxilo; o

R* y R™ forman juntos un grupo protector de diol ciclico.

22. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 21, caracterizado por la formula (Xa):

10  endonde Ar es un grupo arilo opcionalmente sustituido.

23. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 22, caracterizado porque esta

seleccionado del grupo que consiste en:

/u, /lt, /'l. .

O 1] L /".O Q"
)\ .‘ O Q 0 Ho [ A (0]
CH, )

'O 15 24, Un compuesto de la férmula (X7) o de la férmula (XI):

Ar

Rfjf \ R K Re

[LRYR1] Rbb mtan

\O ot 1y, \O o
LR O RR
Re® R™ o Re® (xin

caracterizado porque:
las configuraciones estereoquimicas representadas indican una estereoquimica absoluta;

Anitlo A esta seleccionado del grupo que consiste en:

2|
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en donde un atomo de nitrégeno anular en el Anillo A opcionalmente esta oxidado;

R® esta seleccionado del grupo que consiste en hidrogeno, flGor, alifatico C,_ y fluoroalifatico -
Cia;

RY esta seleccionado del grupo que consiste en hidrégeno, fluor, alifatico C,_4 y fluoroalifatico
Cig

R® es hidrogeno o alifatico Ci; o R® tomado junto con un R’y los atomos de carbono
intervinientes, forma un anillo espirociclico de 3 a 6 miembros;

cada R'es, de medo independiente, hidrégeno, fluor, alifatico C,— o fluoroalifatico C,_; o dos R,
tomados junto con el atomo de carbono al que estdn unidos, forman un anillo
carbociclico de 3 a 6 miembros; o un R’ tomado junto con R® y los atomos de carbono
intervinientes, forma un anillo espirociclicp de 3 a 6 miembros;

R? es hidrégeno, halo, -NO,, —CN, —=C(R%)=C(R®),, -C=C-R® -OR® -SR® -S(O)R®, -SO,R®, —

-NR*C(O)R®>, -NR‘C(O)N(R*);, -N(R)C(=NR“)-N(R"),, -

SON(R%)2,  -N(R);,,

N(RY)C(=NR*-R° -NR'CO,R®°, -N(R"SO,R®, —N(RYSO,N(R%), -O-C(O)R®, -
OC(O)N(R*),, —C(O)R®, ~CO,R®, —C(O)N(R"),, ~C(O)N(R*)-OR?®, —C(O)N(RHC(=NR*)-
N(R"),, -N(R*)C(=NR*-N(R")-C(O)R®°, -C(=NR*-N(R*),, -C(=NR*)-OR® -N(R%)-
N(R%., -N(R*)-OR® —C(=NR*-N(R*)-OR?, —-C(R®)=N-OR?® o un alifatico opcionalmente
sustituido, arilo, heteroarilo o heterociclilo;

cada R" es, de modo independiente, hidrégeno, halo, —-CN, -OH, -O-(alifatico Cq), —NH,, —
NH-(alifatico C4_4), —N(alifatico C,.4);, —SH, —S—(alifatico C,) o un grupo alifatico C,_
opcionalmente sustituido;

R es hidrégeno, -OR®, —SR® -N(R*), o un alifatico opcionalmente sustituido, arilo o grupo
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heteroarilo;
R es hidrégeno, halo, -OR® —SR® -N(R*), o un grupe alifatico C,_4 opcionalmente sustituido;
R® es hidrogeno o un grupo protector de hidroxilo; y
R es hidrégeno o un grupo protector de hidroxilo;
5 R%es hidrogeno o un grupo protector de hidroxilo; o
R* y R forman juntos un grupo protector de diol ciclico; o

R* y R* forman juntos un grupo protector de diol ciclico.

25. El compuesto de acuerdo con la reivindicaciéon 24, caracterizado por la formula (X/a) o

10 (Xla)

en donde Ar es un grupo arilo opcionalmente sustituido.
26. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 24, seleccionado del grupo que consiste

en:

15 o

o

caracterizado porque Ar es un grupo arilo opcionalmente sustituido.
27. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 24, seleccionado del grupo que consiste

en:

23



22

/:,, /':,

caracterizado porque R* y R* son cada uno, de modo independiente, un grupo protector de

hidroxilo 0 R** y R* forman juntos un grupo protector de diol ciclico.

5 28 El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 24, seleccionado del grupo que consiste

en.
Rbb ey Rbb e .,
b ‘ \O/ \o/ HO/
bb R\ Vaat
R Vadl O Ky " W
\O 0 ? ? CH3 ?
HO™ "0 Ch Raa Ras R y
1 ) L] 1
Ho”
Q CH,
Raa

caracterizado porque R* y R™ son cada uno, de modo independiente, un grupo protector de
10  hidroxilo.

29. Una composicion farmacéutica que comprende un compuesto de la formula (/-A)

H,N R R® RY
2 (IFA)
o una de sus sales farmacéuticamente aceptables, caracterizada porque:
15 las configuraciones estereoquimicas representadas en las posiciones con asterisco indican una

estereoquimica relativa;

Anillo A esta seleccionado del grupo que consiste en:

24
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en donde un atomo de nitrogeno anular en el Anillo A opcionalmente esta oxidado;

X es ~CH,—, -CHF~, —CF,—, -NH- u -0,

Y es -O—-, -8- 0 ~C(R™(R")-:

R® esta seleccionado del grupo que consiste en hidrégeno, fltior, =CN, —Nj, —ORS, ~N(R%),, —
NR'CO,R®, -NR*C(O)R®, =C(O)N(R*),, ~C(O)R®, —~OC(O)N(R*),, -OC(O)R®, -OCO,R® o
un alifatico C,4 o fluoroalifdtico C,4 opcionalmente sustituidos con uno o dos
sustituyentes seleccionados, de modo independiente, del grupo que consiste en —OR™,
~N(R™)(R*), -CO,R* 0 —C(O)N(R*)(R¥); 0 R® y R® forman juntos un enlace:

R® esta seleccionado del grupo que consiste en hidrégeno, fluor, alifatico C,_, y fluoroalifatico
Cia

R® esta seleccicnado del grupo que consiste en hidrogeno, fllor, —=CN, ~N;, —OR®, -N(R%,, -
NR'CO;R®, -NR*C(O)R®, ~C(O)N(R*);, ~C(O)R®, —OC(O)N(R*),, ~OC(O)R®, ~OCO,R® o
un alifatico C,4 o fluoroalifatico C; opcionalmente sustituidos con uno o dos
sustituyentes seleccionados, de modo independiente, del grupo que consiste en —OR®*,
-N(R*)(R¥), =CO,R™ 0 ~C(O)N(R™)(R¥); 0 R® y R forman juntos un enlace;

R? esta seleccionado del grupo que consiste en hidrogeno, fluor, alifatico C;_, y fluoroalifatico
Cia

R® es hidrogeno o alifatico C,_, o R® tomado junto con un R y los atomos de carbono
intervinientes, forma un anillo espirociclico de 3 a 6 miembros:

R® es hidrégeno o alifatico Cy_;

cada R’ es, de modo independiente, hidrégeno, fluor, alifatico C,_, o fluoroalifatico Ci4, conla

condicién de que, si X es ~O- 0 -NH-, R" no sea fltor; o dos R' tomados juntos forman

FAY
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=0; o dos R', tomados junto con el atomo de carbono al que estan unidos, forman un
anillo carbociclico de 3 a 6 miembros; o un R’ tomado junto con R® y los atomos de
carbono intervinientes, forma un anillo espirociclicode 3a 6 miembros;
R? es hidrogeno, halo, ~NO,, —CN, ~C(R®)=C(R®),, -C=C-R®, -OR®, -SR® -S(O)R®, -SO,R®, —
5 SO:N(R*),,  =N(R%),, -NR*C(O)R?, ~NR'C(O)N(R%),, —N(R)C(=NR*)-N(R%),, -
N(R‘)C(=NR4);R6, ~NR'CO,R®, -N(R*)SO,R®, -N(R")SO,N(R%),, -O-C(O)R®, -OCO,R¢,
~OC(OIN(R)z, ~C(O)R®, ~CO,R®, ~C(O)N(R"),, ~C(O)N(R")-OR?®, ~C(O)N(R*C(=NR%-
N(R%,, -N(R)C(=NR*)-N(R*)-C(O)R®, ~C(=NR")-N(R*),, -C(=NR*-OR® ~N(R%)-
N(R*,, -N(R»~OR?®, ~C(=NR*~N(R%)-OR?®, -C(R®)=N-OR® 0 un alifatico opcionalmente
10 sustituido, arilo, heteroarilo o heterociciilo;
cada R" es, de modo independiente, hidrégeno, halo, ~CN-, -OR®, =N(R*),, -SR® ¢ un grupo
alifatico C,_, opcionalmente sustituido;
R es hidrégeno; -OR®, -SR® -N(R%), o un alifatico opcionalmente sustituido, arilo o grupo
heteroarito;
15 R"es hidrégeno, halo, ~OR®. -SR® —N(R") o un grupo alifatico C1 opcionalmente sustituido:
R™ es hidrégeno, fldor, -N(R*), o un grupo alifatico C,_, opcionalmente sustituido; y
R" es hidrégeno, fltior o un grupo alifatico C,_, opcionalmente sustituido; o
R™y R" forman juntos =0 o =C(R%),;
cada R* es, de modo independiente, hidrégeno o un alifatico opcionalmente sustituido, arilo,
20 heteroarilo o grupo heterociclilo; o dos R* en el mismo atomo de nitrégeno, tomados
junto con el atomo de nitrogeno, forman un anillo heterociclilo de 4 a 8 miembros
opcionalmente sustituido que tiene, ademas del atomo de nitrogeno, 0-2 heteroatomos
del anillo seleccionados, de modo independiente, de N, O yS;
R* es hidrégeno, alquilo C,_, fluoroalquilo Cy4 o ar Ce-10-alquilo (Cy_), cuya porcion arilo
25 puede estar opcionalmente sustituida;
R es hidrégeno, alquilo C,_, fluoroalquilo C,_, ar Ce-10—alquilo (Cy_y), cuya porcion arilo puede
estar opcionaimente sustituida o un anillo arilo, heteroarilo o hetefociclilo de 56 6
miz_ambros opcionalmente sustituido: o

R* y R*, tomados junto con el atomo de nitrégenc al que estan unidos, forman un anillo
J

26
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heterociclilo de 4 a 8 miembros opcionalmente sustituido que tiene, ademas del atomo
de nitrégeno, 0-2 hetercatomos del anillo seleccionados, de modo independiente, de N,
OyS)y

cada R® es, de modo independiente, hidrégeno o un alifatico opcionalmente sustituido, arilo,
heteroarilo o grupo heterociclilo,

cada R* es, de modo independiente, hidrégenc, alquilo Cy_s, fluoroaiqui‘lo Ciawounarilo Ce_qp 0
ar Cs_so—alquilo (C._;) opcionalmente sustituido;

cada R® es, de modo independiente, un alifatico, arilo o grupo heteroarilo opcionalmente
sustituido; y |

mes1,263;y

un portador farmacéuticamente aceptable.

<Y
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