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REIVINDICi’QCIONES

1.Un compuesto representado por Ia formula (1):

SoISEchr
X |

en donde R' representa (1)-N{R1A)302-R1B, (2)-SO,NR'°R'®, (3)-
COOR'E, (4) -OR'", (5) -S(0)mR'®, (6) LCONR™R™, (7) -NR'™COR™", (8) un
grupo ciano, (9) un grupo nitro, (10) -NR™R™, (11) N(R'™)SO.NR'®R'R, (12)
NR')SO,N(R'MCOOR",  (13) -N(R1AA)C(=0)NR1BBR1CC, (14) -
N(R'PP)C(=S)NR'™EER'F  (15) -COR1G:G, (16) -c(R"MR™OR™X (17) -
C(R1LLR1MM)N(R1NN)SOZ_R1PP, (18) _;C(R1QQR1RR)SOZNR1SSR1TT, (19) -
C(R"™R'888)S(0),,R'°CC, 6 (20) un grubo heterociclico de 3 a 15 miembros,
que puede tener un radical(es); ’

il
i

endondemes 0, 16 2;

R1A, R1B, R1C, R1D, R1E, R1F, R1G, I-\l;1H, R1J, R1K, R1L, R1M, R1N, R1P, R1Q,
R1R, R1S, R1T, R1U, R1AA, R1BB, R1CC, R“:%D, R1EE, R1FF, R1GG, R1HH, R1JJ, R1KK,
R1LL,. R1MM, R1NN, R1PP, R1QQ, R1RR, R1SS"R1TT’ R1AAA, R1BBB y R1CCC

independientemente representa un @tomo de hidrégeno, un grupo

, cada uno

hidrocarburo que puede tener un radicali(es), o un grupo heterociclico de 3 a
15 miembros, que puede tener un radiclal(es), siempre y cuando R'C y R™,
RH y RY R y R'N R'Q y R'R R'B8 ;y R'CC RIEE y R'FF o R'SS y R'TT
puedan formar un grupo heterociclico con componente de nitrégeno, que
puede tener un radical(es), junto con un iétomo de nitrégeno, al cual se unen,
y R1HH y R RIL y RIMM R1QQ y R1RR;’ o RIAM y R1BBB puedan formar un
grupo carbociclico, que puede tener un; radical(es), junto con un atomo de
carbono, al cual se unen; |

X y Y cada uno independienterr%wente representa un enlace o un

imo cadeéna principal,

espaciador que contiene 1 6 3 atomos co

anillo A y anillo B pueden ser los mEismos o diferentes y representar un

grupo heterociclico o carbociclico, de 3 é} 15 miembros, el cual puede tener

i



un radical(es) adicional(es);

anillo D representa un grupo ; heterociclico con componente de
nitrégeno, de 3 a 15 miembros, €l cual puede tener un radical(es)
adicional(es); y |

R? representa (1) un atomo de hidr:;()geno, (2) un grupo hidrocarburo que
puede tener un radical(es), (3) un grupo ciano, (4) un grupo hidroxilo, el cual
puede protegerse, (5) un grupo amino, ?ue puede tener un radical(es), (6) un
grupo oxo, (7) un grupo heterociclico d;e 3 a 15 miembros, que puede tener
un radical(es), o (8) =N-OR®; ‘}

en donde R® representa un atomo <11e hidrégeno o un grupo Cy4 alquilo,

siempre y cuando R' y un radical; de anillo A puedan formar un anillo
que puede tener un radical(es); |
una sal, un N-6xido, un solvato o profarmaco del mismo;

2. El compuesto de acuerdo con la re;ivindicacién 1, que se representa por
férmula (1a):

H,)

o | (la

R2
en donde anillo A’ y anillo B' puéden ser los mismos o diferentes y

representar un anillo benceno o piridina;}, el cual puede tener un radical(es)

adicional(es); y los demas simbol‘ps tienen el mismo significado
. . | . .

anteriormente especificado en el numeral ya descrito 1, siempre y cuando R

4

no represente un grupo oxo, o =N-OR®, -
f

. boope .
en donde R® representa un atomo de hidrégeno o un grupo C4.4 alquilo,

;e , | «
una sal, un N-6xido, un solvato o profarmaco del mismo;

3.  El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 2, en donde R? es:

o o )
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en donde la flecha representa uné; posicion de unidn al anillo piperidina;
R, R%, R% y R*, cada uno independiéntemente representa (1) un atomo de
hidrégeno, (2) un grupo hidrocarburo, c%ue puede tener un radical(es), (3) un
grupo heterociclico de 3 a 15 miembro§, que puede tener un radical(es), (4)
un grupo Cq.4 alcoxi, que puede tener ufp radical(es), (5) un grupo fenoxi, que
puede tener un radical(es), o (6) un grupo benciloxi, que puede tener un
radical(es); y R® representa (1) un ;étomo de hidrégeno, (2) un grupo
hidrocarburo, que puede tener un radicél(es), o (3) un grupo heterociclico de
3 a 15 miembros, que puede tener un radical(es),
una sal, un N-6xido, un solvato o proférr‘paco del mismo;
4. El compuesto de acuerdo con la re!;ivindicacién 3, en donde R®' R R*
y R%®, cada uno independientemente re‘japresenta (1) un anilio benceno, que
puede tener un radical(es), (2) un aEniIIo piridina, que puede tener un
radical(es), o (3) un grupo bencilo, que}puede tener un radical(es); y R* es
un atomo de hidrégeno, una sal, un Ng-c')xido, un solvato o profarmaco del

mismo; :

5. El compuesto de acuerdo con la reiivindicacic’)n 4, en donde el radical es
un atomo de halégeno o un grupo %C1_4 alquilo, que puede tener un
radical(es), una sal, un N-6xido, un solvaEto o profarmaco del mismo;

|
6. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 4, en donde el radical es
un atomo de flGor, un atomo de cloro, un grupo metilo, o un grupo

. . , . i . .
trifluorometilo, una sal, un N-6xido, un so‘llvato o profarmaco del mismo;

7. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 3, que se representa por
formula (la-1): '

!

Hz |
@i
R1a-1 Q\
\ 4 (a-1)
o) ! _RS53a1 (
15

R51 a1

en donde R representa —CONR"&'R1J 6 -COR'®®, en donde todos los

simbolos tienen los mismos S|gn|f|cad!os indicados anteriormente en el
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R31a1 represenra un grupo hidrocarburo, que puede

numeral ya descrito 1;

tener un radical(es); R***"

representa ({1) un anillo benceno, que puede tener
un radical(es) o (2) un anillo piridina, que puede tener un radical(es); y los
demas simbolos tienen los mismos significados indicados anteriormente en el
numeral ya descrito 2,

s
. , L .
una sal, un N-6xido, un solvato o profarmaco del mismo;

8. El compuesto de acuerdo con la rfeivindicacién 7, en donde R'®C es un
grupo heterociclico de 3 a 15 miembros,’r que puede tener un radicai(es),
una sal, un N-6xido, un solvato o proférrinaco del mismo;

|

.. . .y
9.  El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 8, en donde R'¢®

es un
grupo heterociclico saturado con componente de nitrbgeno, de 3 a 8
miembros, que puede tener un radical(es),
una sal, un N-6xido, un solvato o profarmaco del mismo;

}

|
10. EiI compuesto de acuerdo con Iz? reivindicacién 9, en donde grupo
heterociclico saturado con componenteide nitrébgeno, de 3 a 8 miembros es
un anillo piperidina, piperazina o morfolir%ya,

una sal, un N-6xido, un solvato o proférrr'?aco del mismo;

11. El compuesto de acuerdo con la rei{;/indicaci()n 7, el cual es
N-(3-f|uorofeni|)-N—{1-[(6—{4-[(4-mfetil-1-piperazinil)sulfonil] fenoxi}-3-
piridiniI)metil]-4-piperidiniI}—N"—(6—metiI-3-;§iridinil) urea,
4-[(5-{[4-((3-f|uorofeniI){[(6—metiI-I:’>—piridinil)amino]carbonil} amino)-1-
piperidiniI]metiI}-2-piridiniI)oxi]-N-(2-meto?<ietiI) bencenosulfonamida,
N-(3-f|uorofenil)—N'-(6-meti-l-3-pirit%linil)-N-[1 -({6-[4-(4-
morfolinilsuIfonil)fenoxi]-3-piridinil}metil)-ti-piperidiniI]urea,
N-(3-f|uorofenil)—N'—(6-metiI—3-piricElinil)—N-{1-[(6-{4-[(4-oxo-1-
piperidinil)sulfonil]fenoxi}-3-piridinil)metil]JA—piperidini|}urea,
N-(3-fluorofenil)-N-{1 -[(6—{4-[(4-hi€;roxi-1 -piperidinil)sulfonil] fenoxi}-3-
piridiniI)metil]-4-piperidiniI}-N'-(6-metiI-3-piiridinil) urea,
N—{1-[(6—{4—[(aminosulfoniI)amino]fenoxi}-S-piridinil)metil]-4-piperidinil}-
N-(3-fluorofeniI)-N'-(6-metiI-3-piridini|)ureei},
4-[(5-{[4-((3-f|uorofenil){[(6-metil-3l;-piridinil)amino]carbonil} amino)-1-
piperidiniI]metiI}-2-piridiniI)oxi]-N—(2-hidrox:ietil) bencenosulfonamida,

4
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N-(3-fluorofenil)-N-[1 -({6—[4-(6-rr%1eti|—1 ,1-diéxido-1,2,6-tiadiazinan-2-
iI)fenoxi]-3-piridiniI}metil)—4-piperidiniI]—N'—(6-meti|-3-piridinil)urea,

4—[(5-{[4-((3-f|uorofenil){[(6—metilli-3-piridinil)amino]carbonil} amino)-1-
piperidiniljmetil}-2-piridinil)oxi]-N-(2-hidroxi-2-metilpropil)
bencenosulfonamida, r

4-[(5-{[4-((3-fluorofenil){[(6-metil-3-piridinil)amino]carbonil} amino)-1-
piperidinil]metil}-2-piridiniI)oxi]-N-(3-met%)xipropil) bencenosuifonamida,

N-{4-[(5-{[4-((3-fluorofenil {[(6-mietil-3-piridinil)amino]carbonil} amino)-
1-piperidinil]metil}-2-piridinil)oxi]fenil} cic}lopropanosulfonamida, o]

4-[(5-{[4-((3-fluorofenil){[(6-metil:3-piridinil)amino]carbonil} amino)-1-
piperidiniI]metiI}-2-piridinil)oxi]—N-(3-hidr(i)xi-S—metiIbutiI) bencenosulfonamida,

;. , | .
una sal, un N-éxido, un solvato o profarmaco del mismo;

12.  El compuesto de acuerdo con la rieivindi'cacién 7, el cual es

5-{[(1 -{[6-(4-acetilfenoxi)-2-metill;3-piridiniI]metiI}-4-piperidiniI)
(butil)carbamoil]amino}—z,4—difluorobenz;’=1mida,

5-({butil[1-({2-metil-6-[4-(metilcarbamoil)fenoxi]-3-piridinil}  metil)-4-
piperidinil]carbamoil}amino)—2,4-difluorotli>enzamida,

5-{[{1-[(6-{4-[(4-acetil-1 -piperazinil)carbonillfenoxi}-2-metil-3-
piridinil)metil]—4-piperidiniI}(butil)carpamo;il]amino}-2,4-dif|uorobenzamida,

5-({buti|[1-({6-[4-(dimetiIcarbamo;iI)fenoxi]-2-meti|—3-piridinil} metil)-4-
piperidiniI]carbamoiI}amino)-Z,4-dif|uor06enzamida,

5-({butil[1-({6-[4-(etilcarbamoil)fenoxi]-2-metil-3-piridinil}metil)-4-
piperidinil]carbamoil}amino)—2,4-dif|uoroHenzamida,

S-[(butil{1-[(2-metil-6-{4-[(4-metil{1-piperazinil)carbonillfenoxi}-3-
piridini|)metiI]-4-piperidiniI}carbamoiI)amirho]-Z,4-dif|uorobenzamida,

5-[(buti{1-[(6-{4-[(4-hidroxi-1 -pipe%aridinil)carbonil]fenoxi}-2-meti|—3-
piridinil)metil]-4-piperidinil}carbamoil)amino]-2,4-difluorobenzamida,

5-({butil[1-({2-metiI-6-[4-(4-morfoliinilcarbonil)fenoxi]-3—piridinil} metil)-
4-piperidinillcarbamoil}amino)-2,4-difluorobenzamida,

5-{[butil(1 —{[2—metiI—6-(4—{[4-(trif|uc%rometiI)—1 -piperidinil]
carbonil}fenoxi)-3-piridiniljmetil}-4-piperidinil)carbamoillamino}-2,4-
difluorobenzamida, f

5-{[{1-[(6-{4-[(4-acetil-1 -piperaziniil)carbon iljffenoxi}-2-metil-3-
piridinil)metil]-4-piperidinil}(propil)carbamoilJamino}-2,4-difluorobenzamida, o

5-{[{1-[(6-{4-[(4-acetil-1 -piperaziniil)carboniI]fenoxi}—2-meti|-3-

i
b
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piridiniI)metil]—4-piperidinil}(2-butin-1-iI)dgarbamoiI]amino}-Z,4-
difluorobenzamida, >
una sal, un N-6xido, un solvato o proférimaco del mismo;

f
13. Una composicién farmaceutica qge contiene el compuesto presentado
por férmula (1), de acuerdo con la reivindicacién 1, una sal, un N-éxido, un

solvato o profarmaco del mismo;

14. La composicion farmacéutica de acuerdo con la reivindicacién 13, que

es un antagonista del receptor de quimiocina;
{

15. L composicion farmacéutica de acuierdo con la reivindicacion 14, que es

un antagonista de CCRS5;

|
f

16. La composicion farmacéutica de a}cuerdo con la reivindicacién 15, que
es un agente para la prevencion ly/o tratamiento de enfermedades
relacionadas con CCRS5;

17. La composicion farmacéutica de acuerdo con la reivindicacion 16, en
donde las enfermedades relacionadai;s con CCR5 son enfermedades
infecciosas, enfermedades inmunolégic*;as, enfermedades inflamatorias y/o

enfermedades cardiovasculares; .‘
‘>
|

18. La composicién farmacéutica de acuerdo con la reivindicacion 16, en

donde las enfermedades relacionadas con CCR5 son infeccién con el virus
de la inmunodeficiencia humana, el ‘;sindrome de la inmunodeficiencia
adquirida, la infeccion con el virus fsincicial respiratorio, rechazo en
transplante de o6rganos, esclerosis; multiple, enfermedad intestinal

inflamatoria, y/o asma; [

;
19. Un medicamento que comprendel una combinacion del compuesto
presentado por formula () de acuerdo c%on la reivindicacién 1, una sal, N-
oxido, un solvato, o un profarmaco deEI mismo, y uno 0 mas agente(s)
seleccionado de un inhibidor de transfcriptasa inversa, un inhibidor de
proteasa, un inhibidor de integrasa, un anltagonista de CCR2, un antagonista
de CCR3, un antagonista de CCR4, un ar‘?tagonista de CCRS5, un antagonista

6 |
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de CXCR3, un antagonista de CXCR4! un inhibidor de fusién, un anticuerpo
contra un antigeno de superficie de VilH, y una vacuna de VIH, un agente
inmunosupresor, un medicamento iantiinflamatorio no esteroideo, un
medicamento anti-reumatico modific’lador, esteroides, una preparacion
enzimatica antiinflamatoria, un agente condroprotector, un inhibidor de
linfocitos T, un inhibidor de TNFa, un irilhibidor de prostaglandina sintasa, un
inhibidor de IL-1, un inhibidor de IL-G,, un agonista de interferén gamma,
prostaglandina, un inhibidor de f%sfodiesterasa y un inhibidor de
metaloproteinasa; ‘
!
20. Un método para prevenir o tratainr una enfermedad relacionada con
CCR5 en un mamifero, que compren;de administrar a un mamifero una
cantidad efectiva del compuesto presentado por formula (l) de acuerdo con
la reivindicacion 1, una sal, N-6xido, un isolvato, o un profarmaco del mismo;

+
21. Uso del compuesto presentado ?por féormula (1) de acuerdo con la
reivindicacion 1, una sal, N-6xido, un s:olvato, o un profarmaco del mismo,
para la fabricacion de un agente para I;a prevencion y/o tratamiento de una

enfermedad relacionada con CCR5.
r
!‘

22. Un compuesto seleccionado del grdlpo gue consiste en:

t
(1)  5-({butil[1 -({2-metil—6-[4—(metilsuIfoniil)fenoxi]-3-piridinil}metil)-4-
piperidiniI]carbamoiI}amino)-2,4-dif|uorobfenzamida

|
(2)  5-{[butil(1 —{[2—metiI-6-(4-{[4-(triﬂuoriometil)—1 -
piperidinil]suIfonil}fenoxi)-3-piridiniI]metil}l,_4—piperidinil)carbamoil] amino}-2,4-

difluorobenzamida 1

(3) 5-({butil[1-({6-[4-(etilcarbamoiI)fenoin]-Z-metiI-B-piridinil}metil)—4-

piperidinilJcarbamoil}amino)-2,4-difluorobenzamida
1

j
(4) 5-[(buti|{1-[(2-metiI—6-{4-[(metiIsulfon!l)metiI]fenoxi}-3-piridinil)metil]-4-
piperidinil}carbamoil)amino]-2,4-dif|uorobe:3nzamid_a
|
(5) 5-[(2-butin-1-il{1 —[(2-metiI-6-{4-[(metiIISUIfonil)amino]fenoxi}-3-
f

7 y
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piridinil)metil]-4-piperidiniI}carbamoil)an{wino]-Z,4-diﬂuorobenzamida

!
|

(6) 5-[(buti|{1-[(2—etil-6—{4-[(metiIsuIfonEiI)amino]fenoxi}—3-piridinil)metil]—4-
piperidinil}carbamoil)amino]-2,4-dif|uorc%benzamida
(7) 5-[(buti|{1-[(2-isopropiI-6-{4-[(metil$u|foniI)amino]fenoxi}-3-piridiniI)metiI]-
4-piperidinil}carbamoil)amino]-2,4-dif|uo!robenzamida

‘ﬁ
(8)  5-[(buti{1-[(6-{4-[(4-hidroxi-1 -pipéridiniI)carboniI]fenoxi}-2-metiI-3—

piridiniI)metiI]—4—piperidinil}carbamoil)amlino]-Z,4-difluorobenzamidaﬁ y

(9) 5-({buti|[1-({2-isopropiI-6-[4;(metiISltIJIfonil)fenoxi]-3—piridinil}metil)-4-

piperidiniI]carbamoiI}amino)—Z,4-dif|uoroF>enzamida,

|
t

una sal o un solvato del mismo.

!
23. Una composicion farmacéutica'ique comprende un compuesto
seleccionado del grupo que consiste en:i
(1) '5-({butil[1 -({2-metiI—6-[4-(meti|suIfon"il)fenoxi]-3-piridinil}metil)-4-
piperidiniI]carbamoiI}amino)—2,4-diﬂuorob€enzamida
(2)  5-{butil(1 -{[2-metiI-6—(4-{[4-(triﬂuortpmetil)-1 -
piperidiniI]suIfonil}fenoxi)-3-piridinil]metil}-%4-piperidiniI)carbamoiI]amino}-2,4-
difluorobenzamida %

|
3 5-({butil[1-({6-[4-(etilcarbamoiI)fenoxii]—2-metiI-3-piridinil}metil)—4—
piperidinil]carbamoil}amino)—2,4-dif|uorobé‘nzamida

[
(4) 5—[(buti|{1-[(2-metiI—6—{4—[(metilsulfonlﬁl)metiI]fenoxi}-3-piridinil)metil]-4-
piperidinil}carbamoil)amino]-2,4-difluorobérnzamida

|
(5) 5-[(2-butin-1-il{1 -[(2-metiI-6-{4-[(metilr'suIfonil)amino]fenoxi}-3-
piridiniI)metiI]-4-piperidinil}carbamoiI)amin?]-2,4-diquorobenzamida

!
(6) 5-[(buti|{1-[(2—etiI-6-{4-[(metilsuIfonil)e:;mino]fenoxi}-B-piridinil)metil]—4-

i

8
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piperidinil}carbamoil)amino]-2,4-dif|uo+obenzamida

(7) 5-[(buti|{1-[(2-isopropil-6-{4-[(meéiIsuIfonil)amino]fenoxi}-3-piridinil)metil]-

4-piperidinil}carbamoil)amino]-2,4-d iﬂlfJorobenzamida

(8) 5-[(buti|{1—[(6-{4-[(4—hidroxi—1-piiperidiniI)carboniI]fenoxi}-2-metiI-3-
piridinil)metiI]-4-piperidinil}carbamoil)a;mino]-Z,4-dif|uorobenzamida; y

!
(9) 5-({butil[1-({2-isopropil-6-[4-(metilsulfonil)fenoxi]-3-piridinil}metil)-4-
piperidinil]carbamoil}amino)-z,4—dif|uo£robenzamida,

r

una sal o un solvato del mismo.



