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CAPITULO REIVINDICATORIO MODIFICADO

1. Un compuesto de la Férmula |I:
Riz Ry | R Q Q N
M | )<R2
\
\\ /’N )
T Rl N Re T w
v L
Ri3 Re s > /\ R, M3
R4 l
y las sales farmacéuticamente aceptables y

estereocisémeros del mismo;
en donde:

yes 06 1;

ny p se seleccionan cada uno independientemente a
partir de 0, 1, 6 2;

R4 es C(O) 6 SO,;

Ry, Rz, W, R4;, v V se seleccionan cada uno
independientemente a partir de hidrégeno o a partir del grupo que
consiste en alquilo, alquil-arilo, heteroalquilo, ‘heterociclilo,
heteroarilo, aril-heteroarilo,. alquil-heteroarilo, cicloalquilo,
alquiloxilo, ailquit-ariloxilo, ariloxilo, heteroariloxilo, heterocicliloxilo,
cictoalquiloxilo, amino, alquil-amino, arit-amino, alquil-aril-amino,
aril-amino, heteroaril-amino, cicloalquil-amino, carboxi-alquil-amino,
mono- y di-alquil-carboxamida, aril-alquiloxilo, y heterociclil-amino;
cada uno de los cuales puede estar ademas independientemente

sustituido una o mas veces por X' y X* en donde X' es alquilo,
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alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, cicloalquil-alquilo, heterociclilo,
heterociclil-alquilo, arilo, alduil-arilo, aralquilo, ariloxilo, tioarilo, aril-
heteroarilo, heteroarilo, heterociclil-amino, alquil-heteroariio, o
heteroaralquilo; en donde X' puede estar independientemente
sustituido con una o mas fracciones X?, las cuales pueden ser
iguales o diferentes, y se seleccionan de una manera independiente;
en donde X? es hidroxilo, oxo, alquilo, cicloalquilo, espiro-
cicloalquilo, heterociclo-alquilo, arilo, heteroarilo, alcoxilo, ariloxilo,
tio, tioalquilo, amino, mono- y di-alquil-amino, aril-amino, alquil-
sulfonilo, aril-sulfonilo, alquil-sulfonamido, arit-sulfonamido,
carboxilo, carbalcoxilo, carboxamido, alcoxi-carbonil-amino, alcoxi-
carbonilo, alcoxi-carbonilox?lo, alquil-ureido, aril-ureido, halégeno,
ciano, o nitro; en donde cada residuo X? seleccicnado como alquilo,
alcoxilo, y arilo puede estar insustituido o de manera opcional
independientemente sustituido con una o mas fracciones, las cuales
pueden ser iguales o] diferentes, y se seleccionan
independientemente a partir de alquilo, alquenilo, alquinilo,
cicloalquilo, cicloalquil-alquilo, heterociclilo, heterociclil-alquilo,
arilo, alquil-arilo, aralquilo, aril-heteroarilo, heteroarilo, heterociclil-
amino, alquil-heteroarilo, y heteroaralquilo;

W también se selecciona a partir del grupo que consiste
en C(O)-C(O)H, C(=N-0-Ry4)-C(O)-amina, C(O)-C(0O)-amina,
C(O)NR248(0),R24, C(O)NR24S(0O)N(R24)2 ¥y C(O)-[C(O)]a-heterociclo,
en donde el heterociclo puede estar independientemente sustituido

una o mas veces con arilo, alquilo de 1 a 4 atomos de carbono,
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alquilo de 1 a 4 atomos de carbono sustituido por uno o mas atomos
de halégeno, y cicloalgquilo de 3 a 6 atomos de carbono, en donde a
es 0 6 1, en donde cada R,4 se selecciona independientemente a
partir de hidrégeno o a partir del grupo que consiste en alquilo de 1 a
4 atomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6 atomos de carbono-alquilo
de 0 a 4 atomos de carbono, arilo sustituido o insustituido, y
heterociclo sustituido o insustituido, cada uno de los cuales puede
estar independientemente sustituido una o mas veces con un atomo
de halégeno o alquilo de 1 a 4 atomos de carbono;

V también se selecciona a partir del grupo que consiste
en -Q'-Q? en donde Q' esta ausente, o es C(0), N(H), N(alquilo de
1 a 4 atomos de carbono), C=N(CN), C=N(SO,CHai), C=N-COH-
alquilo de 1 a 4 atomos de carbono, o C=N-COH, y Q? es hidrdogeno,
0 se selecciona a partir del grupo que consiste en alquilo de 1 a 4
atomos de carbono, O-alquilo de 1 a 4 atomos de carbono, NH,,
N(H)-alquilo de 1 a 4 atomos de carbono, N(alquilo de 1 a 4 atomos
de carbono);, SO,-arilo, SO,-alquilo de 1 a 4 atomos de carbono,
cicloalquilo de 3 a 6 atomos de carbono-alquilo de 0 a 4 atomos de
carbono, arilo, heteroarilo, y heterociclo, cada uno de los cuales
puede estar independienterﬁente sustituido una o mas veces con un
atomo de haldgeno, alquilo de 1 a 4 atomos de carbono, alquilo de 1
a 4 atomos de carbono sustituido por uno 0 mas atomos de halégeno,
o cicloalquilo de 3 a 6 atomos de carbono;

o Ry y R; pueden formar juntos un anillode 3, 4, 5, 6,06 7

miembros, que es aromatico o no aromatico, y puede contener uno o
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mas heteroatomos, en donde el anillo puede estar adicionalmente
sustituido una o0 mas veces,

R; se selecciona a partir del grupo que consiste en
hidrégeno, alquilo de 1 a 4 atomos de carbono, y cicloalquilo de 3 a
6 atomos de carbono-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono;

X es O, S, N, NR®, CR®, 6 CR°R®?;

R, representa de 0 a 4 sustituyentes, cada uno de los
cuales se selecciona independientemente a partir de hidrégeno, o0 a
partir del grupc que consiste en alquilo de 1 a 4 atomos de carbono,
cicloalquilo de 3 a 6 atomos de carbono, arilo, heterociclo, y
heteroarilo, cada uno de los cuales puede estar independientemente
sustituido una o0 mas veces con un atomo de halégeno o alquilo de 1
a 4 atomos de carbono;

R® se selecciona a partir de hidrogeno u oxo, o a partir
del grupo que consiste en hidroxilo, alquilo de 1 a 8 atomos de
carbono, alquenilo de 2 a 8 atomos de carbono, alquinilo de 2 a 8
atomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 8 atomos de carbono-alquilo
de O a 4 atomos de carbono, aril-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono,
heterociclo-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono, hetercaril-alquilo de
0 a 4 atomos de carbono, cicloalquiloxilo de 3 a 8 atomos de
carbono, ariloxilo, y hetero-ariloxilo, cada uno de los cuales puede
estar independientemente sustituido una o mas veces con un atomo
de haldogeno, arilo, trihalo-metilo, o alquilo de 1 a 4 atomos de
carbono;

R®? es hidrégeno, o se selecciona a partir del grupo que
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consiste en hidroxilo, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, alquenilo”
de 2 a 8 atomos de carbono, alquinilo de 2 a 8 atomos de carbono,
cicloalquilo de 3 a 8 atomos de carbono-alquilo de 0 a 4 atomos de
carbono, aril-alquilc de 0 a 4 atomos de carbono, y heteroaril-alquilo
de 0 a 4 atomos de carbono;

o R, y R®° pueden formar juntos un anillo de dimetil-ciclo-
propilo fusionado, un anillo de ciclopentano fusionado, un anillo de
fenilo fusionado, o un anillo de piridilo fusionado, cada uno de los
cuales puede estar sustituido con un atomo de halégeno, arilo,
trihalometilo, o alquilo de 1 a 4 atomos de carbono;

o R® y R pueden formar juntos un anillo de dimetil-ciclo-
propilo fusionado, un anille de ciclopentano fusionado, un anillo de
fenilo fusionado, o un anillo de piridilo fusionado, cada uno de los
cuales puede estar sustituido con un atomo de haldégeno, arilo,
trinalometilo, o alquilo de 1 a 4 atomos de carbono;

o R® y R®® pueden formar juntos un anillo espirociclico
que tiene entre 3 y 7 atomos del anillo, y que tiene 0, 1, 6 2
heterocatomos del anilio, el cual esta opcionalmente sustituido por 0 a
4 sustituyentes seleccionados a partir de ciano, halégeno, hidroxilo,
amino, tiol, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, alquenilo de 2 a 8
atomos de carbono, alquinilo de 2 a 8 &tomos de carbono, alcoxilo de
1 a 8 atomos de carbono-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono,
haloalquilo de 1 a 8 atomos de carbono, haloalquenilo de 2 a 8
atomos de carbono, haloalquinilo de 2 a 8 atomos de carbono,

haloalcoxilo de 1 a 8 atomos de carbono, tioalquilo de 1 a 8 atomos
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de carbono, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono-sulfonilo, alquilo d
1 a 8 atomos de carbono-sulfoxilo, alcancilo de 1 a 8 atomos de
carbono, alcoxilo de 1 a 8 atomos de carbono-carbonilo, cicloalquilo
de 3 a 7 4tomos de carbono-alquilo de 0 a 4 4tomos de carbono, aril-
alquilo de 0 a 4 atomos de carbono, heteroaril-alquilo de 0 a 4
atomos de carbono, COOH, C(O)NH,, mono- y di-alquilo de 1 a 4
atomos de carbono-carboxamida, mono- y di-alquilo de 1 a 4 atomos
de carbono-aminec-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono, SO3;H,
SO;NH;, y mono- y di-alquilo de 1 a 4 atomos de carbono-
sulfonamida, o dos de estos 0 a 4 sustituyentes, tomados juntos,
forman un anillo fusionado o espirociclico de 3 a 7 miembros que
tiene 0, 1, 6 2 heteroatomos del anillo seleccionados a partir de N,
C, v S, cuyo anillo fusionado o espirociclico tiene de 0 a 2
sustituyentes independientemente seleccionados a partir de ciano,
halégeno, hidroxilo, amino, tiol, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono,
alquenilo de 2 a 8 atomos de carbono, alquinilo de 2 a 8 atomos de
carbono, alcoxilo de 1 a 8 atomos de carbono-alquilo de 0 a 4
atomos de carbono, haloalquilo de 1 a 8 atomos de carbono,
haloalquenilo de 2 a 8 atomos de carbono, haloalquinilo de 2 a 8
atomos de carbono, haloalcoxilo de 1 a 8 atomos de carbono,
tioalquilo de 1 a 8 atomos de carbono, alquilo de 1 a 8 atomos de
carbono-sulfonilo, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono-sulfoxilo,
alcanoilo de 1 a 8 atomos de carbono, alcoxilo de 1 a 8 atomos de
carbono-carbonilo, cicloalquile de 3 a 7 atomos de carbono-alquilo

de 0 a 4 atomos de carbono, aril-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono,
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heteroaril-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono, COOH, C(O)NH,,
mono- y di-alquilo de 1 a 4 Atomos de carbono-carboxamida, mono- y
di-alquilo de 1 a 4 atomos de carbono-amino-alquilo de 0 a 4 atomos
de carbono, SO3H, SO;NH,, y mono- y di-alquilo de 1 a 4 atomos de
carbono-sulfonamida;

Rs ¥ R; se seleccionan cada uno independientemente a
partir del grupe que consiste en hidrogeno, hidroxilo, amino, alquilo
de 1 a 4 atomos de carbono, alcoxilo de 1 a 4 atomos de carbono, y
mono- y di-alquilo de 1 a 4 atomos de carbono-amino, y cicloalquilo
de 3 a 6 atomos de carbono-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono;

Rs, Ra, Ris, Ri1 ¥ Riq2 se seleccionan cada uno
independientemente a partir del grupo que consiste en hidrégeno,
alquilo de 1 a 4 atomos de carbono, y cicloalquilo de 3 a 6 atomos de
carbono-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono;

o Rg y R7 pueden formar juntos un anillo espirociclico que
tiene entre 3 y 7 atomos del anillo, y que tiene 0, 1, 6 2
hetercatomos del anillo, el cual esta opcionalmente sustituido por 0 a
4 sustituyentes seleccicnados a partir de ciano, halégeno, hidrexilo,
amino, tiol, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, alquenilo de 2 a 8
atomos de carbono, alquinilo de 2 a 8 atomos de carbono, alcoxilo de
1 a 8 atomos de carbono-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono,
haloalquilo de 1 a 8 atomos de carbono, haloalquenilo de 2 a 8
atomos de carbono, haloalquinilo de 2 a 8 atomos de carbono,
haloalcoxilo de 1 a 8 atomos de carbono, tioalquilo de 1 a 8 atomos

de carbono, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono-sulfonilo, alquilo de
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1 a 8 atomos de carbono-sulfoxilo, alcanoilo de 1 a 8 atomos de
carbono, alcoxilo de 1 a 8 atomos de carbono-carbonilo, cicloalquilo
de 3 a 7 4tomos de carbono-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono, aril-
alquilo de 0 a 4 atomos de carbono, heteroaril-alquilo de 0 a 4
atomos de carbono, COOH, C(O)NH,, mono- y di-alquilo de 1 a 4
atomos de carbono-carboxamida, mono- y di-alquilo de 1 a 4 atomos
de carbono-amino-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono, SOj;H,
SO:NH;, y mono- y di-alquilo de 1 a 4 atomos de carbono-
sulfonamida, o dos sustituyentes, tomados juntos, forman un anillo
fusionado o espirociclico de 3 a 7 miembros que tiene 0, 1, 6 2
heteroatomos del anillo seleccionados a partir de N, O, y S, cuyo
anillo fusionado o espirociclico tiene de 0 a 2 sustituyentes
independientemente seleccionados a partir de halogeno, alquilo de 1
a 4 atomos de carbono, alcoxilo de 1 a 4 atomos de carbono,
alcanoilo de 1 a 4 atomos de carbono, mono- y di-alquilo de 1 a 4
atomos de carbono-amino, mono- y di-alquilo de 1 a 4 atomos de
carbono-carboxamida, alcoxilo de 1 a 4 atomos de carbono-
carbonilo, y feniio;

o R; y W pueden formar juntos un anillo de 3, 4, 5,6, 67
miembros, que es aromatico o no aromatico, y puede contener uno o
mas heteroatomos, en donde el anillo puede estar adicionaimente
sustituido una o mas veces; y

o cuando y es 0, Ry ¥y V pueden formar juntos un anillo
de 3, 4, 5, 6, 6 7 miembros, que es aromatico o no aromatico, y

puede contener uno o mas heteroatomos, en donde el anillo puede

34
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estar adicionalmente sustituido una o mas veces.
2. El compuesto de la Reivindicacién 1, en donde:

yes 061,

nes061,

Ris es C(O) 6 SO;;

- Ry se selecciona a partir del grupo que consiste en H vy
alquiio de 1 a 4 atomos de carbono;

R. se selecciona a partir del grupo que consiste en
alquilo de 1 a 4 atomos de carbono, C(Q)-alquilo de 1 a 4 atomos de
carbono, C(0O)0O-alquilo de 1.a 4 atomos de carbono, y cicloalquilo de
3 a 6 atomos de carbono-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono;

o Ry y R, forman juntos un anillo de ciclopropano;

W también se selécciona a partir del grupo que consiste
en C(0O)-C(O)H, C(=N-0-R2,)-C{0O)-amina, C(0)-C(0)-amina,
C(O)NR24S(0O)pRz4, C(O)NR2:S{0O),N(R24)2 ¥ C(O)-[C(O)]a-heterociclo,
en donde el heterociclo puede estar independientemente sustituido
una o mas veces con arilo, alquilo de 1 a 4 atomos de carbono,
alquilo de 1 a 4 atomos de carbono sus.tituido por unc o mas atomos
de halégeno, y cicloalquilo de 3 a 6 atomos de carbono, en donde a
es 0 6 1, en donde cada R,; se selecciona independientemente a
partir de hidrdégeno, o a partir del grupo que consiste en alquilo de 1
a 4 atomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6 atomos de carbono-
alquilo de 0 a 4 atomos de carbono, arilo sustituido o insustituido, y
heterociclo sustituide o insustituido, cada uno de los cuales puede

estar independientemente sustituido una o mas veces con un atomo
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de halégeno o alquilo de 1 a 4 atomos de carbono;

pes 0,1, 62

Rs; se selecciona a partir del grupo que consiste en H y
alquilo de 1 a 4 atomos de carbono;

X es O, NR® o0 CR®R®?;

R, se selecciona a partir del hidrégeno, o a partir del
grupo que consiste en alquilo de 1 a 4 atomos de carbono,
cicloalquilo de 3 a 6 &atomos de carbono, arilo, heterociclo, y
heteroarilo, cada uno de los cuales puede estar independientemente
sustituido una o mas veces con un atomo de halégeno o alquilo de 1
a 4 atomos de carbono;

R® se selecciona a partir de hidrégeno u oxo, o del grupo
que consiste en hidroxilo, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono,

alquenilo de 2 a 8 atomos de carbono, alquinilo de 2 a 8 atomos de

‘carbono, cicloalquilo de 3 a 8 atomos de carbono-alquilo de 0 a 4

atomos de carbono, aril-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono,
heterociclo-alquilo de 0 a 4 Atomos de carbono, y heteroaril-alquilo
de 0 a 4 atomos de carbono, cada uno de los cuales puede estar
independientemente sustituido una o mas veces con un atomo de
halégeno, arilo, trihalo-metilo, o alquilo de 1 a 4 atomos de carbono;

R®® se selecciona a 'partir de hidrégeno, o a partir del
grupo que consiste en hidroxilo, alquilo de 1 a 8 atomos de carbeno,
alquenilo de 2 a 8 atomos de carbono, alquinilo de 2 a 8 atomos de
carbono, cicloalquilo de 3 a 8 atomos de carbono-alquilo de 0 a 4

atomos de carbono, aril-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono, y
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heteroaril-alquilo de 0 a 4 4tomos de carbono;

o R, y R® pueden formar juntos un anillo de dimetil-
ciclopropilo fusionado, un anillo de ciclopentano fusionado, un anillo
de fenilo fusionado, o un anillo de piridilo fusionado, cada uno de los
cuales puede estar sustituido con un atomo de halégeno, arilo,
trihalo-metilo, o alquilo de 1 a 4 atomos de carbono;

o R® y R®® pueden formar juntos un anillo espirociclico
que tiene entre 3 y 7 atomos del anille, y que tiene 0, 1, 6 2
heteroatomos del anillo, el cual esta opcionalmente sustituido por 0 a
4 sustituyentes seleccionados a partir de ciano, halégeno, hidroxilo,
amino, tiol, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, alquenilo de 2 a 8
atomos de carbono, alquinilo de 2 a 8 atomos de carbono, alcoxilo de
1 a 8 atomos de carbono-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono,
haloalquilo de 1 a 8 atomos de carbono, haloalquenilo de 2 a 8
atomos de carbono, haloaiquinilo de 2 a 8 atomos de carbono,
haloalcoxilo de 1 a 8 atomos de carbono, tioalquilo de 1 a 8 atomos
de carbono, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono-sulfonilo, alquilo de
1 a 8 atomos de carbono-sulfoxilo, alcanoilo de 1 a 8 atomos de
carbono, alcoxilo dé 1 a 8 atomos de carbono-carbonilo, cicloalquilo
de 3 a 7 atomos de carbono-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono, aril-
alquilo de 0 a 4 atomos de carbono, heteroaril-alquilo de 0 a 4
atomos de carbono, COOH, C(O)NH;, mono- y di-alquilo de 1 a 4
atomos de carbono-carboxamida, mono- y di-alquilo de 1 a 4 atomos
de carbono-amino-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono, SOj;H,

SO,NH;, y mono- y di-alquilo de 1 a 4 atomos de carbono-
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sulfonamida, o dos sustituyentes, tomados juntos, forman un anillo
fusionado o espirociclico de 3 a 7 miembros que tiene 0, 1, 6 2
heteroatomos del anillo seleccionados a partir de N, O, y S, cuyo
anillo fusionado o espirociclico tiene de 0 a 2 sustituyentes
independientemente seleccionados a partir de halégeno, alquilo de 1
a 4 atomos de carbono, alcoxilo de 1 a 4 atomos de carbono,
alcanoilo de 1 a 4 atomos de carbono, mono- y di-alquilo de 1 a 4
atomos de carbono-amino, mono- y di-alquilo de 1 a 4 atomos de
carbonoc-carboxamida, alcoxilo de 1 a 4 atomos de carbono-
carbonilo, y fenilo;

Rsg, Rig, ¥ | R4 se seleccionan cada uno
independientemente a partir del grupo que consiste en H y alquilo de
1 a 4 atomos de carbono;

Rs ¥ R; se seleccionan cada uno independientemente a
partir del grupo que consiste en hidrégeno, hidroxilo, amino, alquilo
de 1 a 4 atomos de carbono, alcoxilo de 1 a 4 atomos de carbono, y
mono- y di-alquilo de 1 a 4 4tomos de carbono-amino;

Ri3 es H;

Rs ¥ R42 se seleccionan cada uno independientemente a
partir del grupo que consiste en hidrégeno, alquilo de 1 a 4 atomos
de carbono, y cicloalquilb de 3 a 6 atomos de carbono; vy

V también se selecciona a partir del grupo que consiste
en -Q'-Q? en donde Q' esta ausente, o es C(O), N(H), N(alquiio de 1
a 4 atomos de carbono), C=N(CN), C=N(S0O,CHj;), C=N-COH-alquilo

de 1 a 4 atomos de carbono, o C=N-COH, y Q? es hidrégeno, o se
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selecciona a partir del grupo que consiste en alquilo de 1 a 4 atomos
de carbono, OC-alquilo de 1 a 4 atomos de carbono, NH2, N(H)-alquilo
de 1 a 4 atomos de carbono, N{alquilo de 1 a 4 atomos de carbono),,
SO;-arilo, S0O;-alquilo de 1 a 4 atomos de carbono, cicloalquilo de l3
a 6 atomos de carbono-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono, arilo,
hetercarilo, y heterociclo, cada uno de los cuales puede estar
independientemente sustituido una o mas veces con un atomo de
halégeno, alquilo de 1 a 4 atomos de carbono, alquilc de 1 a 4
atomos de carbono sustituido por uno o mas atomos de haldégenc, o
cicloalquilo de 3 a 6 atomos de carbono;

o R: y W pueden formar juntos un anillo de 6 miembros

de la férmula Il

en donde la férmula |l puede estar adicionalmente
sustituida;
ocuandoyes 0, Rigs y V pueden formar un anillo de ciclo-
propilo que puede estar adicionalmente sustituido o un grupo amida.
3. El compuesto de la Reivindicacién 1, en donde Ry y R; se
seleccionan independientemente a partir del grupo que consiste en
alquilo de 1 a 4 étomos de carbono, alquenilo de 2 a 4 atomos de
carbono, alquinilo de 2 a 4 atomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6
atomos de carbono-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono,

cicloalquenilo de 3 a 6 atomos de carbono-alquilo de 0 a 4 atomos de

345
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carbono, alcoxilo de 1 a 4 atomos de carbono-alquilo de 0 a 4
atomos de carbono, y hetero-cicloalquil-alquilo de 0 a 4 dtomos de
carbono, cada uno de los cuales estd insustituido o sustituido con
uno o mas grupos seleccionados a partir de fiuor, cloro, hidroxilo,
alquilo de 1 a 2 atomos de carbono-S, alquilo de 1 a 2 atomos de
carbono-S(0), y alquilo de 1 a 2 atomos de carbono-S(0O),, y en
donde el hetero-cicloalquilo es un anillo de 3 a 6 miembros que tiene
uno o dos atomos de N, O, 6 S del anillo.

4, El compuesto de la Reivindicacién 1, en donde X es
CR°R®? R®2 es hidrégeno, y R® se selecciona a partir del grupo que
consiste en piperidina, fenilo, piridinilo, piridiniloxilo, y piridinil-
metilo, en donde los grupos fenilo y piridinilo pueden estar
independientemente sustituidos una o mas veces con un atomo de
halégeno o alquilo_de 1 a 4 atomos de carbono.

5. Un compuesto de la Reivindicacion 1, de acuerdo con la

formula:

en donde:

kiy k2 son 0 6 1, de tal manera que la suma‘de kiy k; es

igual a 16 2;
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R. es hidrogeno, alquilo de 1 a 4 atomos de carbono, o
fenilo;

R, es hidrbégeno, alquilo de 1 a 4 atomos de carbono,
alcoxilo de 1 a 4 atomos de carbono-alquilo de 0 a 4 atomos de
carbono, mono- y di-alquilo de 1 a 4 atomos de carbono-amino-
alquilo de 0 a 4 atomos de carbono, mono- y di-alquilo de 1 a 4
atomos de carbono-carboxamida, alcanocilo de 1 a 4 atomos de
carbono, alcoxilo de 1 a 4 Atcmos de carbono-carbonilo, o fenilo;

o R, vy Ry, tomados juntos, forman un anille espirociclico
de 3 a 6 miembros que tiene 0, 1, 6 2 heteroatomos del anillo
seleccionados a partir de N, O, y S, cuyo anillo fusionado o
espirociclico tiene de 0 a 2 sustituyentes independientemente
seleccionados a partir de halégeno, élquilo de 1 a 4 atomos de
carbono, alcoxilo de 1 a 4 atomos de carbono, alcanoilec de 1 a 4
atomos de carbono, y fenilo;

R. representa de 0 a 4 sustituyentes, los cuales se
seleccionan independientemente en cada presentacién de R, a partir
del grupo que consiste en haldégeno, alquilo de 1 a 4 atomos de
carbono, y fenilo, o dos sustituyentes- R. geminales, tomados en
combinacién, forman un anillo espirociclico de 3 a 6 miembros;

Rs representa 0, 1, 6 2 sustituyentes, cada uno de los
cuales se selecciona independientemente a partir de H y alquilo de 1
a 4 atomos de carbono; y

Re es hidrogenoc o alquilo de 1 a 4 Atomos de carbono.

6. El compuesto de la Reivindicaciéon 1, en donde el residuo
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divalente:
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se selecciona a partir del grupo que consiste en:
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en donde Rj esta ausente, o es C(O) o S(O).; ¥y Ry se
selecciona a partir de hidrégeno, o se selecciona a partir del grupo
que consiste en alquilo de 1 a 6 atomos de carbono, aril-alquilo de 0
a 4 atomos de carbono, heteroaril-alquilo de 0 a 4 atomos de
carbono, heterociclil-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono, vy
cicloalquilo de 3 a 7 atomos de carbono-alquilo de 0 a 4 atomos de
carbono, cada uno de los cuales esta sustituido con 0 a 4
sustituyentes independientemente seleccionados a partir del grupo
que consiste en ciano, halégeno, hidroxilo, amino, tiol, alquilo de 1 a
8 atomos de carbono, alquenilo de 2 a 8 atomos de carbono,
alquinilo de 2 a B atomos de carbono, alcoxilo de 1 a 8 atomos de
carbono-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono, haloalquilo de 1 a 8
atomos de carbono, haloalquenilo de 2 a 8 atomos de carbono,

haloalquinilo de 2 a 8 atomos de carbono, haloalcoxiio de 1 a 8

¥o°
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atomos de carbono, tioalquillo de 1 a 8 atomos de carbonge, alquilo de
1 a 8 atomos de carbono-sulfonilo, alquilo de 1 a 8 atomos de
carbono-sulfoxilo, alcancilo de 1 a 8 atomos de carbono, alcoxilo de
1 a 8 atomos de carbono-carbonilo, cicloalquilo de 3 a 7 atomos de
carbono-alquilc de 0 a 4 atomos de carbono, aril-alquilo de 0 a 4
atomos de carbono, heteroaril-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono,
COOH, C(O)NH,, mono- y di-alquilo de 1 a 4 atomos de carbono-
carboxamida, mono- y di-alquilo de 1 a 4 atomos de carbono-amino-
alquilo de 0 a 4 atomos de carbono, SO;H, SO,NH;, vy mono- y di-
alquilo de 1 a 4 atomos de carbono-sulfonamida.

7. El compuesto de la Reivindicacion 1, en donde W se
selecciona a partir del grupo que consiste en C(O)}-C(O)NH,, C(O)-
C(O)N(H)-ciclopropilo, C(O)-benzotiazol, C(O)-benzoimidazol, C(O)-
oxazol, C(O)-imidazol, y C(O)-oxadiazol, en donde los grupos
benzotiazol, benzoimidazol, oxazol, y oxadiazol pueden estar
independientemente sustituidos una o mas veces con un atomo de
halégeno, arilo, trihalo-metilo, cicloalquilo de 3 a 6 atomos de
carbono, ¢ alquilo de 1 a 4 atomos de carbono, o

W se selecciona a partir del grupo que consiste en:

O
19

R
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en donde R'® se selecciona a partir

Lo

del grupo que

consiste en hidrégeno, arilo, trihalo-metilo, y alquilo de 1 a 4 atomos

de carbono.

8.

El compuesto de Ila Reivindicacién 1,

en donde X es

A
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CRsRsa, Rsa s hidrégeno o metilo, y Rs es un residuo seleccionado a

partir del grupo que consiste en:

en donde Ry se selecciona a partir de hidrégeno, metilo,

etilo, mono-, di-, o tri-fluoro-metilo, mono-, di-, o tri-fluoro-metoxilo,
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flaor, y cloro.
9. El compuesto de la Reivindicacién 1, en donde X es
CRsRsa;
Rs. es hidrégeno o metilo;
Res es hidrogeno, metilo, etilo, y mono-, di-, y tri-fluoro-

metilo;

Rs es un residuo seleccionado a partir del grupo que

consiste en:
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10. EI compuesto de la Reivindicacién 1, en donde V se
selecciona a partir de R%° o C(0)-R?°, en donde R?° se selecciona a
partir del grupo que consiste en cicloalquilo de 3 a 6 atomos de

carbono, mono- y di-alquilo de 1 a 4 atomos de carbono-amino,
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fenilo, pirazina, benzo-oxazol, 4.4-dimetil-4,5-dihidro-oxazol,
benzoimidazol, pirimidina, 1,1-diéxido de benzotiazol, y quinazolina,
cada uno de los cuales puede estar independientemente sustituido
con un atomo de halégeno, CF3;, alquilo de 1 a 4 atomos de carbono,
o cicloalquilo de 3 a 6 atomos de carbono; o

R?% se selecciona a partir del grupo que consiste en:

- - [ge

o % N | N
KS «"5 Ko ; K\N *‘Aj KS "g KO ;
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en donde b es 0, 1, 6 2; y R'® se selecciona a partir del

L]

grupo que consiste en hidrégeno, un atomo de halégeno, arilo,
trihalo-metilo, y alquilo de 1 ‘a 4 atomos de carbono. -

11. El compuesto de la Reivindicacién 1, en donde W se
selecciona a partir del grupo que consiste en C(O)}-C(O)N(R?%),, en
donde R?® se selecciona independientemente a partir de hidrégeno, o
a partir del grupo que consiste en alquilo de 1 a 4 atomos de
carbono, cicloalquilo de 3 a 6 atomos de carbono-alquilo de 0 a 4
atomos de carbono, arilo, y heterociclo, cada uno de los cuales
puede estar independientemente sustituido una o mas veces con un
atomo de halégeno o alquifo de 1 a 4 atomos de carbono.

12. Un compueéto de la férmula III:

— —

Riz Ry Tm Q 9 R .
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y sales farmacéuticamente aceptables y estereoisémeroq

de los mismos;
en donde:

yes 001,

nes 0,1, 6 2;

R,4 €s C(O) 6 SO,;

Ri, Rz, W, R4z, y V se seleccionan cada uno
independientemente a partir de hidrégeno o a partir del grupo que
consiste en alquilo, alguil-arilo, heteroalquilo, heterociclilo,
heteroarilo, aril-heteroarilo, alquil-heteroarilo, cicloalquilo,
alquiloxilo, alquil-ariloxile, ariloxilo, heteroariloxilo, heterocicliloxilo,
cicloalquiloxilo, amino, alquil-amino, aril-amino, alquil-aril-amino,
aril-amino, heteroaril-amino, cicloalquil-amino, mono- y di-alquil-
carboxamida, carboxi-alquil-amino, aril-alquiloxilo, y heterociciil-
amino; cada uno de |los cuales puede estar ademas
independientemente sustituido una o mas veces por X' y X? en
donde X' es alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, cicloalquil-
alquilo, heterociclilo, heterociclil-alquilo, arilo, alquil-arilo, aralquilo,
ariloxilo, tioarilo, aril-heteroarilo, heteroarilo, heterociclil-amino,
alquil-heteroarilo, o heteroaralquilo; en donde X' puede estar
independientemente sustituido con una o mas fracciones X2, las
cuales pueden ser iguales o diferentes, y se seleccionan de una
manera independiente; en donde X? es hidroxilo, oxo, alquilo,
cicloalquilo, espiro-cicloalquilo, heterociclo-alquilo, arilo, heteroarilo,

alcoxilo, ariloxilo, tio, tioalquilo, amino, mono- y di-alquil-amino, aril-
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amino, alquil-sulfonilo, aril-sulfonilo, alquil-sulfonamido, aril-
sulfonamido, carboxilo, carbalcoxilo, carboxamido, alcoxi-carbonil-
amino, alcoxi-carbonilo, élcoxi-carboniloxilo, alquil-ureido, aril-
ureido, halégeno, ciano, o nitro; en donde cada residuo X2
seleccionado como alquilo, alcoxilo, y arilo puede estar insustituido o
de manera opcional independientemente sustituido con una o mas
fracciones, las cuales pueden ser iguales o diferentes, y se
seleccionan independientemente a partir de alquile, alquenilo,
alquinilo, cicloalquilo, cicloalquil-alquilo, heterociclilo, heterociclil-
alquilo, arilo, alquil-arilo, aralquilo, aril-heteroarilo, heteroarilo,
heterociclil-amino, alquil-heteroarilo, y heteroaralquilo;

W también se selecciona a partir del grupo que consiste
en C(O)OH, C(O)ORz4, C(O)-amina, P(O)(ORg4)2, C(0)-C(O)OH,
C(=N-0-R34)-C(O)-amina, C(O}NHS(O);Rz24, C(O)NHS(O)p,N(Rz4)2,
C(O)NR248(0);N(R,4).C(0O)-C(0O)-amina, CON(H)SO;-amina, y C(O)-
[C(O)]a-heterociclo, en donde el heterociclo puede estar sustituido o
insustituido, en donde a es 0 6 1, en donde cada R;, se selecciona
independientemente a partir del grupo que consiste en hidrégeno,
halégeno, hidroxilo, formilo, carboxilato, amida, amino, alquilo de 1 a
4 atomos de carbono sustituido o insustituido, alcoxilo de 1 a 4
atomos de carbono sustituido o insustituido, alcanoilo de 1 a 4
atomos de carbono sustituido o insustituido, alcoxilo de 1 a 4 Atomos
de carbono-carbonilo sustituido o insustituido, alcanoiloxilo de 1 a 4
atomos de carbono sustituido o insustituido, mono- y di-alquilo de 1 a

4 atomos de carbono-amino sustituido o insustituido, cicloalquilo de
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3 a 6 atomos de carbono-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono
sustituido o insustituido, aril-alquilc de 0 a 4 atomos de carbono
sustituide o insustituido, y heterociclo-alquilc de 0 a 4 atomos de
carbono sustituido o insustituido;

V también se sele.cciona a partir del grupo que consiste
en -Q'-Q?%, en donde Q' esta ausente, o es C(O), N(H), N(alquilo de 1
a 4 atomos de carbono), C=N(CN), C=N(SO,CHj;), o C=N-COH, y Q?
es hidrégeno, o se selecciona a partir del grupo gue consiste en
alquilo de 1 a 4 atomos de carbono, O-alquilo de 1 a 4 atomos de
carbono, NH,, N(H)-alquilo de 1 a 4 atomos de carbono, N(alquilo de
1 a 4 atomos de carbono),, SO,-arilo, SO;-alquilo de 1 a 4 Atomos de
carbono, cicloalquilo de 3 a 6 atomos de carbono-alquilo de 0 a 4
atomos de carbono, arilo, heteroarilo, y heterociclo, cada uno de los
cuales puede estar independientemente sustituido una o mas veces
con un atomo de halégeno, alquilo de 1 a 4 atomos de carbono,
alquilro de 1 a 4 atomos de carbono sustituido por uno o mas atomos
de halégeno, o cicloalquilo de 3 a 6 atomos de carbono;

oR'y R? pueden formar juntos un anillo de 3, 4, 5,6, 6 7
miembros, que es aromatico o no aromatico, y puede contener uno o
mas heteroatomos, en donde el anillo puede estar adicionalmente
sustituido una o mas veces;

R® se selecciona a partir del grupo que consiste en
hidrégeno, alquilo de 1 a 4 atomos de carbono, y cicloalquilo de 3 a
6 atomos de carbono-alquilo de 0 a 4 Atomos de carbono;

X es CR°R®?;

ylo
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R* representa de 0 a 4 sustituyentes, cada uno de los
cuales se selecciona independientemente a partir de hidrégeno, o a
partir del grupo que consiste en alquilo de 1 a 4 atomos de carbono,
cicloalquilo de 3 a 6 atomos de carbono, arilo, heterociclo, y
heteroarilo, cada uno de los cuales puede estar independientemente
sustituido una o mas veces con un atomo de haldégeno o alquilo de 1
a 4 atomos de carbono;

R° se selecciona a partir de hidrogeno u oxo, o a partir
del grupo que consiste en hidroxilo, alquilo de 1 a 8 atomos de
carbono, alquenilo de 2 a 8 atomos de carbono, alquinilo de 2 a 8
atomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 8 atomos de carbono-alquilo
de 0O a 4 atomos de carbono, aril-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono,
heterociclo-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono, heteroaril-alquilo de
0 a 4 atomos de carbono, cicloalquiloxilo de 3 a 8 Aatomos de
carbono, ariloxilo, y hetero-ariloxilo, cada uno de los cuales puede
estar independientemente sustituido una o mas veces con un atomo
de haldégeno, arilo, trihalo-metilo, o alquilo de 1 a 4 atomos de
carbono;

R°® se selecciona a partir del grupo que consiste en
hidrogeno, hidroxilo, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, alqueniio
de 2 a 8 atomos de carbono, alquiniloc de 2 a 8 atomos de carbono,
cicloalquilo de 3 a 8 atomos de carbono-alquiloc de 0 a 4 atomos de
carbono, aril-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono, y heteroaril-alquilo
de 0 a 4 atomos de carbono;

o R* y R®° pueden formar juntos un anillo de dimetil-ciclo-
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propilo fusionado, un anillo de ciclopentano fusionado, un anillo de
fenilo fusionado, o un anillo de piridilo fusionado, cada uno de los
cuales puede estar sustituido con un atomo de halégeno, arilo,
trihalometilo, o alquilo de 1 a 4 atomos de carbono;

o R® y R® pueden formar juntos un anillo espirociclico
que tiene entre 3 y 7 atomos del anillo, o R®* y R* pueden formar
juntos un anillo espirociclico que tiene entre 3 y 7 atomos del anillo y
que tiene 0, 1, &6 2 heteroatomos del anillo, el cual esta
opcionalmente sustituido por 0 a 4 sustituyentes seleccionados a
partir de ciano, halégeno, hidroxile, amino, tiol, alquilo de 1 a 8
atomos de carbono, alquenilo de 2 a 8 atomos de carbono, alquinilo
de 2 a 8 atomos de carbono, alcoxilo de 1 a 8 atomos de carbono-
alquilo de 0 a 4 atomos de carbono, haloalquilo de 1 a 8 atomos de
carbono, haloalquenilo de 2 a 8 atomos de carbono, haloalquinilo de
2 a 8 atomos de carbono, haloalcoxilo de 1 a 8 a4tomos de carbono,
tioalquilo de 1 a 8 atomos de carbono, alduilo de 1 a 8 atomos de
carbono-sulfonilo, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono-sulfoxilo,
alcanoilo de 1 a 8 atomos de carbono, alcoxilo de 1 a 8 Atomos de
carbono-carbonilo, cicloalquilo de 3 a 7 atomos de carbono-alquilo
de 0 a 4 atomos de carbono, aril-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono,
heteroaril-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono, COOH, C(O)NH;,
mono- y di-alquilo de 1 a 4 atomos de carbono-carboxamida, mono- y
di-alquilo de 1 a 4 atomos de carbono-amino-alquilo de 0 a 4 atomos
de carbono, SO3;H, SO;NH,, y mono- y di-alquilo de 1 a 4 atomos de

carbono-sulfonamida, o dos de estos 0 a 4 sustituyentes, tomados
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juntos, forman un anillo fusionado o espirociclico de 3 a 7 miembros
que tiene 0, 1, 6 2 heteroétbmos de! anillo seleccionados a partir de
N, O, v S, cuyo anillo fusionado o espirociclico tiene de 0 a 2
sustituyentes independientemente seleccionados a partir de ciano,
halégeno, hidroxilo, amino, tiol, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono,
alquenilo de 2 a 8 atomos de carbono, alquinilo de 2 a 8 atomos de
carbono, alcoxilo de 1 a 8 atomos de carbono-alquilo de 0 a 4
atomos de carbono, halcalquilo de 1 a 8 atomos de carbono,
haloalquenilo de 2 a 8 atomos de carbono, haloalguinilo de 2 a 8
atomos de carbono, haloalcoxilo de 1 a 8 atomos de carbono,
tioalquilo de 1 a 8 atomos de carbono, alguilc de 1 a 8 Atomos de
carbono-sulfonilo, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono-sulfoxilo,
alcanoilo de 1 a 8 a4tomos de carbono, alcoxilo de 1 a 8 atomos de
carbono-carbonilo, cicloalquilo de 3 a 7 atomos de carbono-alquilo
de 0 a 4 atomos de carbono, aril-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono,
heteroaril-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono, COOH, C(O)NH,,
mono- y di-alquilo de 1 a 4 atomos de carbono-carboxamida, mono-y
di-alquilo de 1 a 4 atomos de carbono-amino-alquilo de 0 a 4 atomos
de carbono, SO3;H, SO,;NH;,, y mono-y d'i-alquilo de 1 a 4 atomos de
carbono-suifonamida,;

R® y R’ se seleccionan cada uno independientemente a
partir del grupo que consiste en hidroxilo, amino, alquilo de 1 a 4
atomos de carbono, alcoxilo de 1 a 4 atomos de carbono, y mono- y
di-alquilo de 1 a 4 atomos de carbono-amino, y cicloalquilo de 3 a 6

atomos de carbono-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono;
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R®, R° R', R"™ y R'? se seleccionan cada uno
independientemente a partir del grupo que consiste en hidroégeno,
alquilo de 1 a 4 atomos de carbono, y cicloalquilo de 3 a 6 atomos de
carbono-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono;

o R® y R7 pueden formar juntos un anillo espirociclico que
tiene entre 3 y 7 atomos del anillo, y que tiene 0, 1, 6 2
heteroatomos del anillo, el cual esta opcionalmente sustituido por 0 a
4 sustituyentes seleccionados a partir de ciano, halogeno, hidroxilo,
amino, tiol, alquilo de 1 a 8 atomos dé carbono, alquenilo de 2 a 8
atomos de carbono, alquinilo de 2 a 8 a&tomos de carbono, alcoxilo de
1 a 8 atomos de carbono-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono,
haloalquilo de 1 a 8 atomos de carbono, haloalquenilo de 2 a 8
atomos de carbono, haloalquinilo de 2 a 8 atomos de carbono,
haloalcoxilo de 1 a 8 atomos de carbono, tioalquilo de 1 a 8 atomos
de carbono, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono-sulfonilo, alquilo de
1 a 8 atomos de carbono-sulfoxilo, alcancilo de 1 a 8 atomos de
carbono, alcoxilo de 1 a 8 atomos de carbono-carbonilo, cicloalquilo
de 3 a 7 atomos de carbono-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono, aril-
alquilo de 0 a 4 atomos de carbono, heteroaril-alquilo de 0 a 4
atomos de carbono, COOH, C(O)NH;, mono- y di-alquilo de 1 a 4
atomos de carbono-carboxamida, mono- y di-alquilo de 1 a 4 atomos
de carbono-amino-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono, SO;H,
SO,NH;, y mono- y di-alquilo de 1 a 4 atomos de carbono-
suifonamida, o dos sustituyentes, tomados juntos, forman un anillo

fusionado o espirociclico de 3 a 7 miembros que tiene 0, 1, 6 2
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heteroatomos det anillo seleccionados a partir de N, O, v 8, cuyo
anilio fusionado o espirociclico tiene de 0 a 2 sustituyentes
independientemente seleccionados a partir de halégeno, alquilo de 1
a 4 atomos de carbono, alcoxilo de 1 a 4 atomos de carbono,
aicanoilc de 1 a 4 atomos de carbono, mono- y di-alquilo de 1 a 4
atomos de carbono-amino, mono- y di-alquilo de 1 a 4 atomos de
carbono-carboxamida, alcoxilo de 1 a 4 atomos de carbono-
carbonilo, y fenilo;

en donde cuando menos uno de R®> y R®® o Rg y Ry,
tomados en combinacion, forman un anillo espirociclico que tiene
cuando menos un sustituyente del anillo espirociclico;

o R® y W pueden formar juntos un anillo de 3, 4, 5,6, 6 7
miembros, que es aromatico o no aromatico, y puede contener uno o
mas heteroatomos, en donde el anillo puede estar adicionalmente
sustituido una o mas veces; y

o cuando y es 0, Ry ¥ V pueden formar juntos un anillo
de 3, 4, 5, 6, 6 7 miembros, que es aromatico o no aromatico, y
puede contener uno o mas ‘heteroétomos, en donde el anillo puede
estar adicionalmente sustituido una o mas veces.

13. El compuesto de la Reivindicacion 12, en donde R° y R*?,
tomados en combinacion, forman un anillo espirociclico que tiene
entre 3 y 7 atomos del anillo y que tiene 0, 1, 6 2 heteroatomos del
anillo, cuyo anillo espirociclico esta sustituido con un anillo
espirociclico de 3 a 7 miembros y que tiene 0, 1, 6 2 heteroatomos

del anillo seleccionados a partir de N, O, y S, y en donde cada uno

368
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de los anillos espirociclicos tiene de 0 a 2 sustituyentes
independientemente seleccionados a partir de ciano, haldégeno,
hidroxilo, amino, tiol, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, alquenilo
de 2 a 8 atomos de carbono, alquinilo de 2 a 8 atomos de carbono,
alcoxilo de 1 a 8 atomos de carbono-alquilo de 0 a 4 atomos de
carbono, halcalquilo de 1 a 8 atomos de carbono, haloalquenilo de 2
a 8 atomos de carbono, haloalquinilo de 2 a 8 atomos de carbono,
haloalcoxilo de 1 a 8 atomos de carbono, tioalquilo de 1 a 8 atomos
de carbono, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono-sulfonilo, alqui‘lo de
1 a 8 atomos de carbono-sulfoxilo, alcanoilo de 1 a 8 atomos de
carbono, alcoxilo de 1 a 8 atomos de carbono-carbonilo, ciclocalquilo
de 3 a 7 atomos de carbono-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono, aril-
alquilo de 0 a 4 atomos de carbono, heteroaril-alquilo de 0 a 4
atomos de carbono, COCH, C(O)NH,, mono- y di-alquilo de 1 a 4
atomos de carbono-carboxamida, mono- y di-alquilo de 1 a 4 atomos
de ca‘rbono-amino-alquilo de 0 a 4 atomos de carbono, SO;H,
SO;NH;, y mono- y di-alquilo de 1 a 4 atomos de carbono-
sulfonamida.

14. EI compuesto de la Reivindicacidon 12, en donde X es
CRsRsa, Rss es hidrogeno o metilo, y Rs es un residuo seleccionado a

partir del grupo que consiste en:

Re

Yo
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en donde Rg se selecciona a partir de hidrégeno, metilo,
etilo, mono-, di-, o tri-fluocro-metilo, mono-, di-, o tri-fluoro-metoxilo,
fluor, y cloro.

15. El compuesto de |la Reivindicacién 12, en donde X es

CR5Rs,;

Rsa €s hidrogeno o metilo;

Re es hidrégeno, metilo, etilo, y mono-, di-, y tri-fluoro-



10

15

20

25

36 Modificaciones Voluntarias
Expediente No. 08-108-182

metilo:
Rs es un residuo seleccionado a partir del grupo que

consiste en:

~

N
D

K/O 0 o~
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N.
/[?\ MeO o
N ? N)J\O
v e
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16. Un compuesto de la Reivindicaciéon 12, de acuerdo con la

férmula:

en donde:
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ks y kx son 0 6 1, de tal manera que la suma de k; y k; es
iguala 16 2;

Ra ¥ Ry, tomados juntos, forman un anillo espirociclico de
3 a 6 miembros, que tiene 0, 1, 6 2 heteroatomos del anilio
seleccionados a partir de N, O, y S, cuyo anillo fusionado o
espirociclico tiene de 0 a 2 sustituyentes independientemente
seleccionados a partir de halégeno, alquilo de 1 a 4 atomos de
carbono, alcoxilo de 1 a 4 atomos de carbono, alcanocilo de 1 a 4
atomos de carbono, y fenilo;

R. representa de 0 a 2 sustituyentes, los cuales se
seleccionan independientemente en cada presentacién de R a partir
del grupo que consiste en.halégeno, alquilo de 1 a 4 atomos de
carbono, y fenilo, o dos sustituyentes R. geminales, tomados en
combinacién, forman un anillo espirociclico de 3 a 6 miembros;

R, representa 0, 1, 6 2 sustituyentes, cada uno de los
cuales se selecciona independientemente a partir de H y alquilo de 1
a 4 atomos de carbono; y

Re es hidrégeno o alquilo de 1 a 4 atomos de carbono.

17. ElI compuesto de la Reivindicacién 12, en donde el

residuo divalente:

2
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se selecciona a partir de! grupo que consiste en:

20

25

18. EIl compuesto de la Reivindicacién 12, en donde W se
selecciona a partir del grupo que consiste en C(0O)-C(O)NH,, C(O)-
C(O)N(H)-ciclopropilo, C(O)-benzotiazol, C(O)-benzoimidazol, C(O)-
oxazol, C(O)-imidazol, y C(O)-oxadiazol, en donde los grupos
benzotiazol, benzoimidazoIA, oxazecl, y oxadiazol pueden estar
independientemente sustituidos una o mas veces con un atomo de
halégeno, arilo, trihalo-metilo, cicloaiquilo de 3 a 6 &tomos de
carbono, o alquilo de 1 a 4 atomos de carbono; o

W se selecciona a partir del grupo que consiste en:
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en donde R'® se selecciona a partir del grupo que
consiste en hidrégeno, arilo, trihalo-metilo, y alquilo de 1 a 4 atomos
de carbono.
19. E! compuesto de la Reivindicacién 12, en donde V es R?°
o C(0)-R?®, en donde R?° se selecciona a partir del grupo que
consiste en cicloalquilo de 3 a 6 atomos de carbono, mono- y di-
alquilo de 1 a 4 atomos de carbono-amino, fenilo, pirazina,
benzoxazol, 4 4-dimetil-4,5-dihidro-oxazol, benzo-imidazol,
pirimidina, 1,1-didxido de benzotiazol, y quinazolina, cada uno de los
cuales puede estar ademas independientemente sustituido con un
atomo de halégeno, CF;, alquilo de 1 a 4 atomos de carbono, o
cicloalquilo de 3 a 6 atomos de carbono; o

R2° se selecciona a partir del grupo que consiste en:

R18 I\\
N N\ 6. A R”i§
L e 0 Oy O
H , O , :?') N , N \, 02 ,
Fa CH;
Cl \2‘18
| P
N / / / /
R“*OE\ - 0 0 0 0
N o> : =7 & ~ N
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en donde b es 0, 1, 6 2; y R'® se selecciona a partir del
grupo que consiste en hidrégeno, un atomoc de halégeno, arilo,
trihalo-metilo, y alquilo de 1 a 4 atomos de carbono.

20. Un método para el tratamiento de un trastorno asociado
con el virus de hepatitis C, el cual comprende administrar a un sujeto
que lo necesite, una cantidad farmacéuticamente aceptable de un
compuesto de la Reivindicacién 1 o de la Reivindicacién 12, de tal
manera que se trate el trastorno asociado con el virus de hepatitis C.

21. El método de la Reivindicacién 40, en donde el trastorno
asociado con el virus de hepatitis C se selecciona a partir del grupo

que consiste en infeccién por el virus de hepatitis C, cirrosis
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hepatica, enfermedad crénica del higado, carcinoma hepatocelular,
crioglobulinemia, linfoma que no es de Hodgkin, y una respuesta
inmune intracelular innata suprimida.

22. Un método para el tratamiento, la inhibicién, o la
prevencion de la actividad del virus de hepatitis C en un sujeto que
lo necesite, el cual comprende administrar al sujeto una cantidad
farmacéuticamente aceptable de un compuesto de la Reivindicacién
1 o de la Reivindicacion 12.

23. Un meétodo para el tratamiento, la inhibicién, o |la
prevencion de la actividad del virus de hepatitis C en un sujeto que
lo necesite, el cual comprende administrar al sujeto una cantidad
farmacéuticamente aceptable de un compuesto de la Reivindicacién
1 o de la Reivindicacion 12, en donde el compuesto interactua con
cualquier objetivo en el ciclo de vida del virus de hepatitis C.

24. Un método para reducir la carga de ARN del virus de
hepatitis C en un sujeto que lo necesite, el cual compfende

administrar al sujeto una cantidad farmacéuticamente aceptable de

un compuesto de la Reivindicacién 1 o de la Reivindicacién 12, de tal

manera que se reduzca la carga de ARN del virus de hepatitis C en
el sujeto.

25. Un metodo para el tratamiento de un trastorno asociado
con el virus de hepatitis C en un sujeto, el cual comprende
administrar a un sujeto que o necesite, una cantidad
farmacéuticamente aceptable de un compuesto de la Reivindicacién

1 o de la Reivindicacion 12, y un vehiculo farmacéuticamente

33§
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aceptable, de tal manera que se trate el trastorno asociado con el
virus de hepatitis C.

26. Un método para el tratamiento de un trastorne asociado
con el virus de hepatitis C, él cual comprende administrar a un sujeto
que lo necesite, una cantidad farmacéuticamente efectiva de un
compuesto de la Reivindicaciéon 1 o de la Reivindicacion 12, en
combinaciéon con una cantidad farmacéuticamente efectiva de un
compuesto modulador del virus de hepatitis C adicional, de tal
manera que se trate el trastorno asociado con el virus de hepatitis C.

27. Un método para el tratamiento de infeccion por el virus
de hepatitis C, cirrosis hepatica, enfermedad créonica del higado,
carcinoma hepatocelular, crioglobulinemia, linfoma que no es de
Hodgkin, y/o una respuesta inmune intracelular innata suprimida en
un sujeto que lo necesite, el cual comprende administrar al sujeto
una cantidad farmacéuticamente aceptable de un compuesto de la

Reivindicacién 1 o de la Reivindicacién 12,

khkkhhkhhkhkhhhhhkhkkhkhdkkhhbhkhkhhhkdhr
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