REIVINDICACIONES

1. Un compuesto de la Férmula (I):

O un estereoisdédmero, un tautdémero o una sal del mismo
farmacéuticamente aceptable, caracterizado porque:

El anillo A es un carbociclo espiro biciclico de 5 a 9
elementos;

El anillo B se selecciona de —carbociclo Csq 'y
heterociclo de 5 a 6 elementos;

————— es un enlace opcional;

M estd ausente o se selecciona de N y CR'?;

L se selecciona de —(CR%&)O{—, —(CR%$)04C(O)—, -0C (0) -
, -NR°C(0)- y -NR®-;

R! se selecciona de NR%?, OR5, —(CR%ﬁ)ncarbociclo Cs-10 V
—(CRﬁﬁ)n—heterociclo de 4 a 15 elementos que comprende atomos de
carbono y 1-4 heterodtomos seleccionados de N, NR8, Oy S(0)p; en
donde el alquilo, carbociclo y heterociclo se sustituyen con 1-4
R7;

RZ, en cada caso, se selecciona independientemente de
haldégeno, alquilo Ci;_4, alcoxi Ci—4, alquiltio C;_4, haloalquilo Ci-

4, -OH, -CH,OH, -OCH,F, -OCHF,, -OCFs3, CN, -NH;, -NH(alquilo Ci_4),



-N(alquilo Ci-4),, -COH, -CH;COyH, -COj(alguilo Ci_4), -CO(alquilo
Ci-4), -CHyNH,, -CONH,, -CONH(algquilo Ci_4), -CON(alguilo Ci-4)2, -
OCH,CO,H, -NHCO (alquilo Ci_4), -NHCO;(algquilo Ci-4), -NHSO,(alqguilo
Ci-4), -—-SO2NH,, -C(=NH)NH,, un carbociclo y un heterociclo, en
donde el alquilo, alcoxi, alquiltio, haloalquilo, carbociclo vy
heterociclo se sustituyen con 0-4 R%;

R3, en cada caso, se selecciona independientemente de
haldégeno, algquilo Ci-4, alcoxi Ci-4, alquiltio Ci-4, haloalquilo C;-
¢, -CH,OH, -OCH,F, -OCHF,, -0OCF;, CN, -NH,, -NH(alquilo Ci_4), -
N(alquilo Cji-4)», -COyH, -CH,CO,H, -CO;(alquilo Ci-4), -CO(alquilo
Ci-4), -CHyNH,, -CONH,, -CONH(alquilo Ci_4), -CON(algquilo Ci_4)o, -
OCH,CO,H, -NHCO (alquilo Ci_4), -NHCO,(alguilo Ci-4), -NHSO,(algquilo
Ci-4), -—-SO,NH,, -C(=NH)NH,, un carbociclo y un heterociclo, en
donde el alquilo, alcoxi, alquiltio, haloalquilo, carbociclo vy
heterociclo se sustituyen con 0-4 R’;

R4, en cada caso, se selecciona independientemente de
H, OH, NH,, CH;NH,, halocalquilo C;_,, OCH;F, OCHF,, OCFj3, -
NH (alguilo Ci-4), -N(algquilo Ci_4)», alcoxi C;_4, CH,OH, CH,O(alguilo
Ci-4), CH,COyH, CH,CO;(alquilo Ci—4), alguilo Ci—4, un carbociclo vy
un heterociclo, en donde el alquilo, alcoxi, haloalquilo,
carbociclo y heterociclo se sustituyen con 0-4 R?;

R5, en cada caso, se selecciona independientemente de
H, alquilo Ci_4, —(CR6R6)n—carbociclo Cs10 Y —(CR6R6)n—heterociclo
de 4 a 10 elementos gque comprende Aatomos de carbono y 1-4

heterodtomos seleccionados de N, NR8, O y S(0)p, en donde el



alquilo, carbociclo y heterociclo se sustituyen con 1-4 R’;

alternativamente, R’ \ R’ se toman junto con el &tomo
de nitrdégeno al que estidn unidos para formar uno de 4 a 15
elementos sustituido con 1-4 R’;

R6, en cada caso, se selecciona independientemente de
H, alquilo C;-4, CHy;NH,, halocalguilo C;_4, alcoxi Cij-4, CH,0H,
CH;O(alguilo Ci-4), CHyCOzH, CHyCO,(algquilo Ci—4q), un carbociclo vy
un heterociclo, en donde el alquilo, alcoxi, haloalquilo,
carbociclo y heterociclo se sustituyen con 0-4 R?;

alternativamente, R' y R° se toman junto con el &tomo
de nitrdégeno al que estadn unidos para formar un heterociclo que
comprende atomos de carbono y 1-4 heterodtomos seleccionados de
N, NR®, O y S(O),, y se sustituye con 1-4 R’;

R7, en cada caso, se selecciona independientemente de
H, =0, NO,, haldbgeno, alquilo C;-;, alquilo Ci_4, alguenilo Cy_4,
alquinilo C,4, alcoxi C;_4, CN, OH, CHF,, CF3, - (CHy),-COH,
(CH,) n—CO, (alquilo Ci-s), - (CH,).-NR®R®, -NHCOH, -NHCO (alquilo Ci-a),
-NHCOCF5, -NHCO;, (alquilo Ci-4), -NHCO;, (CH,) 20 (alguilo Ci_4), -
NHCO, (CHy) 30 (alguilo Ci-4), -NHCO, (CHy) ,0H, -NHCO, (CHy) ,NH,, -
NHCO, (CHy) 2N (alquilo Ci_4),, -NHCO,CH,CO,H, -CH,;NHCO;(alquilo Ci_4), -
NHC (O)NR’R®, -NHSO;(alquilo Ci-s), -S(O)p(alquilo Ci-g), -SO,NH,, -
SO,NH (alquilo  Ci—s),  -SO,N(alquilo  Ci-s)s,  -SO,NH(CH,),0H, -
SO,NH (CH,) ,0 (alquilo Ci_s), - (CH,),-CONR®R®, -0O(CH,).-carbociclo, -
O (CH,) p—heterociclo, -NHCO-carbociclo, -NHCO-heterociclo, -(CHjy),-

carbociclo y - (CHz),~heterociclo que comprende &tomos de carbono



y 1-4 heterocdtomos seleccionados de N, NR8, O y S(0)p, en donde
el alquilo, alquenilo, alquinilo, alcoxilo, carbociclo %
heterociclo se sustituyen con 0-4 R%;

R8, en cada caso, se selecciona independientemente de
H, alquilo Cij-¢, alquilo Ci_4, alquenilo Cy-4, alquinilo Cj,_4, -
(CHz) n,—C(O)alquilo Ci-4, - (CHy) ,—C (O) carbociclo, - (CHy) ,—
C(0O)heterociclo, -(CHz), -C(O)NR®°R*, - (CH;),-NR*C(0O)alguilo Ci_4,
- (CH,),—C(0O)0Oalgquilo Cij-4, -(CH3),-C(O)algquilo Ci_4, - (CH3),-C(0O)O0O-
carbociclo, - (CHy),-C(0)O-heterociclo, - (CH;),-SOralquilo, - (CHj),
SO,carbociclo, - (CHy),-SO,heterociclo, - (CH,),-SO,NR®*R?*, - (CHy) -
carbociclo y - (CHy),~heterociclo, en donde el alquilo, carbociclo
y heterociclo se sustituyen con 0-4 R?;

alternativamente, R® y R® se toman junto con el &tomo
de nitrdédgeno al que estan unidos para formar un heterociclo de 4
a 10 elementos sustituido con 0-4 R’;

R9, en cada caso, se selecciona independientemente de
halégeno, OH, =0, CN, NO,, CHF,, CF3, alquilo Cji_4, alcoxi Ci_4,
CH,0OH, CO(alquilo Ci_s), CO,H, CO,(alquilo Ci-s), - (CHR'),NR°R?,

(CHR'%) ,CONR®R®, - (CHR'?)_ NR®CO (alquilo Ci-4), -0 (CHR'?)_ carbociclo,

O (CHR'?) ;heterociclo, -0(CHR'Y),NR®*R® y - (CR'R!?) -heterociclo de 4
a 10 elementos, en donde el alquilo, alcoxi, carbociclo vy
heterociclo se sustituyen con 0-4 R®;

R'® se selecciona de H y alquilo Ci_4;

R%, en cada caso, se selecciona independientemente de

H, alquilo Cj_4, -(CH;),OH, CO(alguilo Ci_4), COCF3, COz;(algquilo C;-



4), —CONH,, -CONH-algquilen C;-4~-COj(algquilo Ci—4), alguilen Ci_4-
CO,(alguilo Ci-4), R%, CO,R® y CONHR®; alternativamente, R® y R% se
toman Jjunto con el 4tomo de nitrdédgeno al que estdn unidos para
formar un heterociclo de 4 a 10 elementos, en donde el alquilo,
alquileno y heterociclo se sustituyen con 0-4 R°;

Rb, en cada caso, se selecciona independientemente de
=0, OH, haldbgeno, alquilo Ci_4, alcoxi Cji-4, OCF3, OC(0O)alquilo Ci-
4, NH, NO,, N(alguilo Ci_4),, CO(algquilo Ci_4), CO(haloalgquilo Ci-
4), COz;(alquilo Ci-4), CONH,, -CONH(alquilo Ci—4), -CON(algquilo C;-
4) 2, -CONH-alquilen Ci;-4-O(alquilo Ci-4), -CONH-alquilen Ci_4-
N(alquilo Ci—4)»2, -CONH-algquilen C;-4+-N (alquilo Cji_4),, -alquilen
C1-4—0-P (0) (OH),, -NHCO,(alquilo Ci-4), -R%, COR®, CO,R® y CONHRS,
en donde el alquilo y alcoxi se sustituyen con R%;

R°, en cada caso, se selecciona independientemente de -
(CHy) n—cicloalgquilo Csz-¢, - (CHy),—fenilo y - (CH,),~heterociclo de 5
a 6 elementos gque contiene atomos de carbono y 1-4 heterodtomos
seleccionados del grupo que consiste en: N, NH, N(alquilo Ci_4), O
y S(0)p; en donde cada porcidn del anillo se sustituye con 0-2
Rd;

Rd, en cada caso, se selecciona independientemente de
=0, haldbgeno, -OH, alquilo Cl-4, NH,, NH(alguilo Ci-4), N(alguilo
Ci-4)2, alcoxi Ci-4 y -NHCO(algquilo Ci—4), y un heterociclo dque
contiene 4tomos de carbono y 1-4 heterodtomos seleccionados del
grupo que consiste en: N, NH, N(alquilo Ci-a), Oy S(O)ps

n, en cada caso, se selecciona independientemente de O,



p, en cada caso, se selecciona independientemente de 0,

2. E1l compuesto de conformidad con la reivindicacién

1, caracterizado porque tiene la Férmula (II):

O un estereoisdédmero, un tautdédmero o una sal del mismo

farmacéuticamente aceptable, en donde:
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M se selecciona de N y CR';

L se selecciona de - (CR'R*) .-, -(CR'R*),.;C(0)-, -0OC(O)-

, -NR®C(0)- y -NR®-;



R! se selecciona de NR5R5, OR5, —(CR4R4)ncarbociclo Cs-10 V
—(CR4R4)n—heterociclo de 4 a 15 elementos que comprende atomos de
carbono y 1-4 heterodtomos seleccionados de N, NR8, Oy S(0)p; en
donde el alquilo, carbociclo y heterociclo se sustituyen con 1-4
R’;

R2, en cada caso, se selecciona independientemente de
haldégeno, algquilo Ci-4, alcoxi Ci-4, alquiltio Ci-4, haloalquilo C;-
4, —-OH, -CH,0OH, -OCH,F, -OCHF,, -OCF3, CN, -NH,, -NH(alquilo Ci.4),
-N(alquilo Ci-4)»2, -COyH, -CH,CO,H, -COs(alquilo Ci—4), -CO(algquilo
Ci-4), -CHyNH,, -CONH,, -CONH(alquilo Ci_4), -CON(algquilo Ci_4)o, -
OCH,CO,H, -NHCO(alguilo C;-4), -NHCO;(alquilo Cl1-4), -NHSO,(alqgquilo
Ci-4), =—-SOyNH,, -C(=NH)NH,, un carbociclo y un heterociclo, en
donde el alquilo, alcoxi, alquiltio, haloalquilo, carbociclo vy
heterociclo se sustituyen con 0-4 R?;

R3, en cada caso, se selecciona independientemente de
haldégeno, algquilo Ci;_4, alcoxi Ci—4, alquiltio C;_4,, haloalquilo C;-
¢, -CH,OH, -OCH,F, -OCHF,, -0OCF;, CN, -NH,, -NH(alquilo Ci_4), -
N(alquilo Ci-4)», -COyH, -CH,CO,H, -CO;(alquilo Ci-4), -CO(alquilo
Ci-4), -CHyNH,, -CONH,, -CONH(alquilo Ci_4), -CON(algquilo Ci_4)o, -
OCH,CO,H, -NHCO (alquilo Ci_4), -NHCO,(alguilo Ci_4), -NHSO;(alqgquilo
Ci-4), =—-SOyNH,, -C(=NH)NH,, un carbociclo y un heterociclo, en
donde el alquilo, alcoxi, alquiltio, haloalquilo, carbociclo vy
heterociclo se sustituyen con 0-4 R%;

R4, en cada caso, se selecciona independientemente de

H, OH, NH,, CHzNHg, haloalquilo C1_4, OCHzF, OCHFz, OCF3, -



NH (alquilo Ci-4), -N(alquilo Ci_4)», alcoxi Ci_4, CH,OH, CH,O(alguilo
Ci-4), CH,COzH, CHCO;(algquilo Ci—4), algquilo Ci—4, un carbociclo vy
un heterociclo, en donde el alquilo, alcoxi, haloalquilo,
carbociclo y heterociclo se sustituyen con 0-4 R%;

R5, en cada caso, se selecciona independientemente de
H, alquilo Ci_4, —(CR6R6)n—carbociclo Cs10 Y —(CR6R6)n—heterociclo
de 4 a 10 elementos gque comprende Aatomos de carbono y 1-4
heterodtomos seleccionados de N, NR8, O y S(0)p,, en donde el
alquilo, carbociclo y heterociclo se sustituyen con 1-4 R’;

alternativamente, R’ y R° se toman junto con el &tomo
de nitrdédgeno al que estan unidos para formar un heterociclo de 4
a 15 elementos sustituido con 1-4 R’;

R6, en cada caso, se selecciona independientemente de
H, alquilo C;-4, CHyNH,, halocalgquilo C;-4, alcoxi C;-4, CH,0H,
CH,O(alguilo Ci-4), CH,CO,H, CH,CO,(alguilo Ci—4q), un carbociclo vy
un heterociclo, en donde el alquilo, alcoxi, haloalquilo,
carbociclo y heterociclo se sustituyen con 0-4 R?;

alternativamente, R' y R° se toman junto con el &tomo
de nitrdégeno al que estadn unidos para formar un heterociclo que
comprende atomos de carbono y 1-4 heterodtomos seleccionados de
N, NR®, Oy S(O),, y se sustituye con 1-4 R’;

R7, en cada caso, se selecciona independientemente de
H, =0, NO,, haldégeno, algquilo Ci-4, algquilo Ci-4, alquenilo Cy4,
alcoxi Cj_4, CN, OH, CF3, -(CHz),-COzH, - (CH;),-COz;(alquilo Ci_4q), -

(CH,) »-NR®R®, -NHCOH, -NHCO(alquilo Ci-,), -NHCOCF;, -NHCO,(alquilo



Ci-4), ~—NHCO;(CHz),0(alquilo Ci—4), -NHCO;(CH;)30(algquilo Ci_4), -
NHCO, (CH,) ,OH,  -NHCO, (CH,) ,NH,,  -NHCO, (CH,),N (alquilo  Ci_4),, -
NHCO,CH,CO,H, -CH,NHCO, (alquilo Cis), -NHC (0) NR®R?, -
NHSO; (alquilo Ci-4), -S(0)p(alquilo Ci-s), -SO,NH;, -SO;NH(algquilo
Ci-4), -SOyN(alguilo Ci_4)2, —-SO,NH(CH,),0H, -SO;NH(CH;),0(alquilo Ci-
4) —(CHz)n—CONR8R8, -0 (CHy) n—carbociclo, -0(CHy),-heterociclo,
NHCO-carbociclo, -NHCO-heterociclo, - (CH;),—carbociclo y - (CHjy)—
heterociclo que comprende atomos de carbono y 1-4 heterodtomos
seleccionados de N, NRS, O y S(0)p, en donde el alquilo,
alquenilo, alcoxilo, un carbociclo y un heterociclo se sustituyen
con 0-4 R?;

R8, en cada caso, se selecciona independientemente de

H, alquilo Ci—4, algquenilo C,_4, alguinilo Cy_4, - (CHy),-C(O)alquilo

Ci—4, —-(CHy),=-C(0O)carbociclo, -(CH,),-C(O)heterociclo, -(CH), -
C (O)NR®R®, - (CH,),-NR*C (0)alquilo Ci-2, - (CH,),-C(0)0Oalgquilo Ci_4,
-(CHy),-C(0O)algquilo Ci-4, ~(CHy),-C(0)O-carbociclo, - (CH;),-C(0O)0O-
heterociclo, - (CHy),-SO,alquilo, -(CH,), SOcarbociclo, =-(CH;),-
SO,heterociclo, - (CH,) ,—SO,NR®R?, - (CHy) n,—carbociclo 'y - (CHj),-

heterociclo, en donde el alguilo, carbociclo y heterociclo se
sustituyen con 0-4 R’;

alternativamente, R® y R® se toman junto con el &tomo
de nitrdédgeno al que estan unidos para formar un heterociclo de 4
a 10 elementos sustituido con 0-4 R?;

R9, en cada caso, se selecciona independientemente de

halbégeno, OH, =0, CN, NO,, CHF,, CF3, algquilo Ci-4, alcoxi Ci_g4,



CH,0H, CO(alquilo Ci_4), CO.H, CO,(alquilo Ci-s), - (CHR'?).NR°R?, -
(CHR'?) ,CONR®R®, - (CHR'?),NR®CO(alquilo Ci_s), -O(CHR'),carbociclo, -
0 (CHR'Y) sheterociclo, -0 (CHR'?),NR°R® y - (CR!’R!?),-heterociclo de 4
a 10 elementos, en donde el alquilo, alcoxi, carbociclo vy
heterociclo se sustituyen con 0-4 R°;

R'’ se selecciona de H y alquilo Ci_4;

R%, en cada caso, se selecciona independientemente de
H, alquilo Cj_4, -(CH;),OH, CO(alguilo Ci_4), COCF3, COz;(algquilo C;-
4), -—CONH,, -CONH-alquilen C;-4-COj(alguilo Ci—4), alqgquilen Ci_4-
CO,(alguilo Ci-4), R%, CO,R® y CONHR®; alternativamente, R® y R% se
toman Jjunto con el 4tomo de nitrdgeno al que estdn unidos para
formar un heterociclo de 4 a 10 elementos, en donde el alquilo,
alquileno y heterociclo se sustituyen con 0-4 R®;

Rb, en cada caso, se selecciona independientemente de
=0, OH, haldégeno, alquilo C;_4, alcoxi Ci_4, OCF;3, OC(O)algquilo Ci-
4, NH, NO,, N(alguilo Ci_4),, CO(alquilo Ci_4), CO(haloalquilo Ci-
4), COz(alquilo Ci-4), CONH,, -CONH(alquilo Ci—4), -CON(alguilo C;-
4) 2, -CONH-alquilen C;-4-O(alquilo Ci-4), -CONH-alquilen Ci_4-
N(alquilo Ci—4)»2, -CONH-alguilen C;-4+-N (alquilo Cji_4),, -alqgquilen
C1-4—0-P (0) (OH),, -NHCO,(alquilo Ci-4), -R%, COR®, CO,R® y CONHRS®,
en donde el alquilo y alcoxi se sustituyen con R%;

R°, en cada caso, se selecciona independientemente de -
(CHy) n—cicloalgquilo Cs.g¢, - (CHz),—fenilo y - (CH;),~heterociclo de 5
a 6 elementos que contiene &tomos de carbono y 1-4 heterodtomos

seleccionados del grupo que consiste en: N, NH, N(alquilo Ci_4), O

10



y S(0)p; en donde cada porcidén del anillo se sustituye con 0-2
RY;

Rd, en cada caso, se selecciona independientemente de
=0, haldbgeno, -0OH, alquilo Ci-4, NH;, NH(algquilo Ci-4), N(alguilo
Ci-4)2, alcoxi Ci-4 y -NHCO(algquilo Ci—4), y un heterociclo que
contiene 4tomos de carbono y 1-4 heterodtomos seleccionados del
grupo que consiste en: N, NH, N(alquilo Ci-a), Oy S(O)p;

n, en cada caso, se selecciona independientemente de O,

p, en cada caso, se selecciona independientemente de 0,

3. El compuesto de conformidad con cualquiera de las
reivindicaciones 1 o 2, caracterizado porgque tiene la Foérmula

(ITIT):

o (ITI)
O un estereoisdédmero, un tautdmero o una sal del mismo
farmacéuticamente aceptable, en donde:
M se selecciona de N y CR'?;
R! se selecciona de NR%?, OR5, - (CHy) ,—carbociclo Cs-10
y —(CHy),~heterociclo de 5 a 10 elementos, en donde el carbociclo

y heterociclo se sustituyen con 1-4 R’.
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R3, en cada caso, se selecciona independientemente de
haldégeno, alquilo Ci-4, alcoxi Ci-4, alquiltio Ci-4, haloalquilo C;-
4, —-CH,0OH, -OCH,F, -OCHF,, -OCFs3, CN y -NH,;

R5, en cada caso, se selecciona independientemente de
H, alquilo Ci_4, —(CR6R6)n—carbociclo Cs10 Y —(CR6R6)n—heterociclo
de 4 a 10 elementos gque comprende Aatomos de carbono y 1-4
heterodtomos seleccionados de N, NR8, O y S(0)p, en donde el
alquilo, carbociclo y heterociclo se sustituyen con 1-4 R’;

alternativamente, R’ y R° se toman junto con el &tomo
de nitrdédgeno al que estan unidos para formar un heterociclo de 4
a 10 elementos sustituido con 1-4 R’;

R6, en cada caso, se selecciona independientemente de H
y alquilo Ci_4;

R7, en cada caso, se selecciona independientemente de
H, =0, NO,, haldgeno, alquilo Ci;_¢, alquilo Ci;_4, alcoxi Ci—4, CN,
OH, CF5;, - (CH)n,-CO,H, = (CHy)n,-CO,(alquilo Ci_s), - (CH,).,-NR®R®, -

NHCOH, -NHCO(alquilo Ci-s4), -NHCOCF;, -NHCO,(alquilo Ci_z), -

NHCO, (CH,) ,0 (alquilo Cia), -NHCO, (CH,) 30 (alquilo Cia), -
NHC02 (CHz) 2OH, —NHC02 (CHz) 2NH2, —NHC02 (CHz) 2N (alquilo C1_4) 2 -
NHCO,CH,CO,H, -CH,NHCO, (alquilo Cia), -NHC (0) NR®R®, -

NHSO; (alquilo Ci_4), =-S(O)p(alquilo Ci-4), =-SO,NH,, =-SO,NH(alquilo
Ci-4), -SO,N(alquilo Ci-z)», —-SO,NH(CH,),0H, -SO,NH (CH,),0 (alquilo Ci-
4) —(CHz)n—CONRSRg, -0 (CHy) p—carbociclo, -0(CH;),-heterociclo, -
NHCO-carbociclo, -NHCO-heterociclo, - (CH;),—carbociclo y - (CHjy),-

heterociclo que comprende atomos de carbono y 1-4 heterodtomos

12



seleccionados de N, NR8, O y 8S(0)p, en donde el alquilo,
alquenilo, alquinilo, alcoxilo, <carbociclo vy heterociclo se
sustituyen con 0-4 R%;

R8, en cada caso, se selecciona independientemente de

H, alquilo Ci-4, alquenilo C,-4, C(O)alquilo Ci_4, C(O)carbociclo,

C(O)heterociclo, - (CHy) ,—C (O) NR?R?, - (CHy) ,~NR*C (O) alquilo  Ci-g4,
C(0)0Oalqguilo Ci-4, C(0)O-carbociclo, C(0)O-heterociclo,
SO,alquilo, SO,carbociclo, SO,heterociclo, SO,NR°R?, - (CHy) -
carbociclo y - (CHy),~heterociclo, en donde el algquilo, alquenilo,

carbociclo y heterociclo se sustituyen con 0-4 R?;
R’, en cada caso, se selecciona independientemente de
halégeno, OH, CN, NO,, CHF,, CF3, alquilo Ci_4, alcoxi C;_,, CH,OH,

CO(alquilo Ci_s), CO.H, CO,(alquilo Ci_s), - (CHR'Y),NR°R?,

(CHR'%) ,CONR®R®, - (CHR'?)_ NR®CO (alquilo Ci-4), -0 (CHR'?)_ carbociclo,

O (CHR'?) ;heterociclo, -0 (CHR'),NR°R® y - (CR'"R'?),- heterociclo de 4
a 10 elementos, en donde el alquilo, alcoxi, carbociclo vy
heterociclo se sustituyen con 0-4 R®;

R!® se selecciona de H y alquilo Ci_4;

R%*, en cada caso, se selecciona independientemente de
H, alquilo Cj_4, -(CHy),OH, CO(alguilo Ci;_4), COCF3, CO;(alquilo C;-
4), -—CONH,, -CONH-alquilen C;-4-COj(alguilo Ci—4), alqgquilen Ci_4-
CO,(alguilo Ci-4), R%, CO,R° y CONHR®; alternativamente, R® y R% se
toman Jjunto con el 4tomo de nitrdédgeno al que estédn unidos para
formar un heterociclo de 4 a 10 elementos, en donde el alquilo,

alquileno y heterociclo se sustituyen con 0-4 R°;
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Rb, en cada caso, se selecciona independientemente de
=0, haldégeno, algquilo Ci-4, alcoxi Ci-4, OCF3, OC(0O)alguilo Ci_g4,
NH,, NO,, N(algquilo Ci_4),, CO(algquilo Ci—4), CO(haloalgquilo Ci_4),
COz; (algquilo Ci-4), CONH,, -CONH (algquilo Ci_4), -CON(algquilo Ci_g)2, -
CONH-algquilen Ci-4~-O(algquilo Ci_4), -CONH-algquilen C;-4-N(alquilo
Ci-4)2, -CONH-alquilen Ci;-4-N (alquilo Ci_4)>, -alquilen C;_4-0-
P (0O) (OH),, -NHCO;(alquilo Ci-4), -R%, CORS, COyR® y CONHR®, en
donde el alquilo y alcoxi se sustituyen con R%;

R°, en cada caso, se selecciona independientemente de -
(CHy) n—cicloalgquilo Csz.¢, - (CHy),—fenilo y - (CH;),~heterociclo de 5
a 6 elementos gque contiene atomos de carbono y 1-4 heterodtomos
seleccionados del grupo que consiste en: N, NH, N(alquilo Ci_4), O
y S(0)p; en donde cada porcidn del anillo se sustituye con 0-2
Rd;

Rd, en cada caso, se selecciona independientemente de
=0, haldbgeno, -OH, algquilo Ci—4, NH,;, NH(algquilo C;_4), N(alguilo
Ci-4)2, alcoxi Ci-4 y -NHCO(algquilo Ci—4), y un heterociclo dque
contiene atomos de carbono y 1-4 heterodtomos seleccionados del
grupo que consiste en: N, NH, N(alquilo Cl-4), O y S(O)p;

n, en cada caso, se selecciona independientemente de O,

p, en cada caso, se selecciona independientemente de 0,

4. El compuesto de conformidad con cualquiera de las

reivindicaciones 1-3, caracterizado porque tiene la Fdérmula (IV):
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(IV)
O un estereoisdmero, un tautdmero o una sal del mismo

farmacéuticamente aceptable, en donde:

. 8
R!' se selecciona de R ,

, , (RM)1.3
X+ (R)14 X+ (R)13 N
7 <\/ < 4 < 4
o AT XS L
N\ / / /
N . R® . RS . RS )
R” 7 R’ 7 ! (R7)12
N X (R)14 N (R)14 S5 NH X (R)14
N\ N\ > X N
?\\\:@ ?\\\/\O TN TN

N P vl’lq

, , 0 \/(R7)1-4 N \/(R7)1-4
R 7 R 7
X I\/(R)M P I\/(R)M N o_I
2 ° Z
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. (R")13 N >+ (R)14 N>+ (R')14 N Ny(R )14
SO~ nre N | P Re-N___ Ng P
TR

14 \% 14 VIQ" 4 %L 4
RS
/ 7

N >+ (RY14 RS , R R)12
NG | o N> R0 N 5 /\/ >R
W, AN | S R4 ¢ _
S—(CH), S—(Cl), ®7)

(R’ N 12
\ S RD12 \ N 3{"‘\/&7)1-2
| | >
/ NG s
N R7 S5 7
N R _ R . R
SV B CU T e I )Y P
j% >/(R " ~ Y W Ny’
S 4 ‘Rs 4 ‘RB 14 ‘RB 14 ‘R8 14

S (RM)1-2 <« RN R SR
¢37 ¢37 qﬁ\' ,g\N( )12 oL ’L

N ) N ) SN ) “R8 v
R7
gSS\K‘\/( )]-4

k/N\RS

R7, en cada caso, se selecciona independientemente de
H, =0, NO;, haldbgeno, alquilo Cj-4, alcoxi Ci;-4, CN, OH, CF3, -
(CH,) n—=CO2H, - (CH,)a-CO,(alquilo Ci-s), - (CH,).-NR®R®, -NHCO(alquilo
Ci-4), -NHCOCF3, -NHCO;(alquilo Ci_4), -NHCO,(CH;),0(alquilo Ci_4), -
NHCO; (CHz) 30 (alguilo Ci-2), -NHCO, (CHy) »,0H, —-NHCO, (CHy) »,NH,, -
NHCO; (CHz) 2N (alguilo Ci-4)2, —-NHCO,CH,CO,H, -CH,NHCO,(alquilo Ci_4), -
NHC (O) NR®R®, -NHSO, (alquilo Ci-4), -SO,NH,, -SO,NH(alquilo Ci_4), -

SOgN(aqu.ilO C1_4)2, —502NH(CH2)2OH, —502NH(CH2)20(aquilO C1_4) , -
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(CHﬂn—CONRﬁﬁ, -0 (CHy) p—carbociclo, -0(CH;),-heterociclo, -NHCO-
carbociclo, -NHCO-heterociclo, - (CHy) ,—carbociclo, y = (CHy)p—
heterociclo que comprende atomos de carbono y 1-4 heterodtomos
seleccionados de N, NR8, O y 8S(0)p, en donde el alquilo,
alquenilo, alquinilo, alcoxilo, <carbociclo vy heterociclo se
sustituyen con 0-4 R%;

R8, en cada caso, se selecciona independientemente de
H, alquilo Ci;—4, C(O)alquilo Ci_4, C(O)carbociclo, C(0O)heterociclo,
- (CH) ,-C (O)NR*R?*, C(O)Oalquilo Ci—4, C(0)O-carbociclo, C(0)O-
heterociclo, SOsalquilo, SO,carbociclo, SO,heterociclo, SO,NR®R?, -
(CHy) s—carbociclo vy - (CH;),~heterociclo, en donde el alquilo,
carbociclo y heterociclo se sustituyen con 0-4 R?;

alternativamente, R® y R® se toman junto con el &tomo
de nitrdédgeno al que estan unidos para formar un heterociclo de 4
a 10 elementos sustituido con 0-4 R’;

R9, en cada caso, se selecciona independientemente de
halégeno, OH, CN, NO,, CHF,, CFj3, alquilo C;_4, alcoxi C;_,, CH,OH,
CO,H, CO,(alquilo Ci_s), CONH,, - (CH,).NR®R?®, - (CH,),CONR®R?, -
(CH,) h2NHCO (alquilo Ci—4), -0(CH,),heterociclo, -0(CH;),-4NRR® y -
(CRwR?%n—heterociclo de 4 a 10 elementos, en donde el alquilo,
alcoxilo, carbociclo y heterociclo se sustituyen con 0-4 R®;

R%, en cada caso, se selecciona independientemente de H
y alquilo Ci-4; alternativamente, R® y R® se toman junto con el
dtomo de nitrdégeno al que estédn unidos para formar un heterociclo

de 4- a 10- elementos, en donde el alquilo, algquileno vy
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heterociclo se sustituyen con 0-4 R°; y

Rb, en cada caso, se selecciona independientemente de
=0, haldbgeno, alquilo Ci-4, alcoxi Cj-4, OCFj3, NH,, NO,, N(alquilo
Ci-4)2, CO(alquilo Cj-4), CO(haloalquilo Ci—4), COz(alquilo Ci_4),
CONH,, -CONH (algquilo Cji_4), -CON(algquilo Ci-4)2, -CONH-alquilen
Ci-4-O(algquilo Cj_4), -CONH-alquilen C;_4-N(alquilo Ci_4),, -CONH-
alquilen Ci-4-N (algquilo Ci_4)2 y -NHCO;(alguilo Ci_4).

5. El compuesto de conformidad con cualquiera de las
reivindicaciones 1-4 o un estereoisdmero, un tautdmero, una sal
del mismo farmacéuticamente aceptable, caracterizado porque:

R! se selecciona de

N R7)14 R7)1 2 g_(CHz)n
y
] gSS(\ (R7)1
\ N .‘-Ts\r’\\l\/(R )12 .;é y(R7)|2 N'\N)
G

R’ 7 R’ 7
<\,\'N§|/\\/(R )14 t\/\/\(%/(R )1-4 ¢q\,§y(R7)1-2
e XN~ ¢ N-NA v o N

R7, en cada caso, se selecciona independientemente de
H, haldégeno, alquilo Ci-4, alcoxi Ci_g4, —NR8R8, cicloalquilo Cs_g,
fenilo y - (CHy),~heterociclo que comprende &tomos de carbono y 1-
4 heterodtomos seleccionados de N, NR8, O vy S(0)p, en donde el
alquilo, alquenilo, alquinilo, alcoxilo, carbociclo y heterociclo

se sustituyen con 0-4 R%;
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R8, en cada caso, se selecciona independientemente de
H, alquilo Ci-4, - (CHy),-cicloalquilo Cs_g, -(CHy)n—fenilo y -
(CHy) n—heterociclo, en donde el alquilo, cicloalquilo, fenilo vy
heterociclo se sustituyen con 0-4 R%;

alternativamente, R® \ R® se toman junto con el &tomo
de nitrégeno al que estédn unidos para formar un heterociclo

seleccionado de:

RY)..
/I( s o/\/I(R9)1-4 -~ —(R%) 14 S (R4

I 2R VL CH

R9, en cada caso, se selecciona independientemente de
F, Cl, OH, CN, alquilo Cj-4, alcoxi Ci-4, -(CHy),NR®°R® y un -
heterociclo de 4 a 10 elementos, en donde el alquilo, alcoxilo y
heterociclo se sustituyen con 0-4 R°;

R%, en cada caso, se selecciona independientemente de
H, alquilo Cj_4, -(CH;),OH, CO(alguilo Ci_4), COCF3, COz;(algquilo C;-
4), —CONH;, -CONH-alguilen C;-4-COz(alguilo Ci—4) y alquilen Ci_4-
COz (algquilo Ci-4); ¥y

Rb, en cada caso, se selecciona independientemente de
halbégeno, alquilo Ci-4, alcoxi Cj-4, OCF3, NH,, NO,, N(algquilo Ci-
4)2, CO(alguilo Ci—4), CO(haloalguilo Ci—4), COz(algquilo Ci-4),
CONH,, -CONH (algquilo Cji_4), -CON(algquilo Ci-4)2, -—-CONH-alquilen
Ci-4-O(algquilo Cj_4), -CONH-alquilen C;_4-N(alquilo Ci_4),, -CONH-
alquilen Ci;-4-N (algquilo Ci—4),, -algquilen C;_4,-0-P(O) (OH), vy -

NHCO; (alquilo Ci_4) .
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6. E1l compuesto de conformidad con la reivindicacién
3 o un estereoisdmero, un tautdmero, una sal del mismo
farmacéuticamente aceptable, caracterizado porque:

R' es NR’R’;

R’ y R® se toman junto con el a&tomo de nitrdégeno al que
estdn unidos para formar un heterociclo de 4 a 10 elementos
sustituido con 1-4 R’;

R7, en cada caso, se selecciona independientemente de
H, halégeno, alquilo Cl-4, alcoxi Cl-4, CN, OH, CF; y -NR°R%; vy

R8, en cada caso, se selecciona independientemente de H
y alquilo Cl-4.

7. El compuesto de conformidad con cualquiera de las

reivindicaciones 1 o 2, caracterizado porque tiene la Foérmula

(V)
6 1
R\N,R
(R¥)o4
N
N NH
O (V)

O un estereoisdédmero, un tautdédmero o una sal del mismo
farmacéuticamente aceptable, en donde:
M se selecciona de N y CR'?;

R! es un heterociclo de 5 a 10 elementos sustituido con
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R6, en cada caso, se selecciona independientemente de H
y alquilo Cl1-4;

R7, en cada caso, se selecciona independientemente de
H, =0, NO,, haldbgeno, alquilo Cl1-4, alcoxi Cl-4, CN, OH, CF3, -
(CH,) n—CO2H, - (CH,)n-CO,(alquilo Cl-4), - (CH,),-NR®R®, -NHCO(alquilo
Cl-4), -NHCOCFj3, -NHCO;(alguilo C1-4), -NHCO,(CH;),0(algquilo Cl-
4), -NHCO,(CH;)30(alquilo C1-4), -NHCO;,(CH,),0H, -NHCO;(CH;),NH,, -
NHCO; (CHz) 2N (algquilo C1-4),, -NHCO,CH,CO,H, -CH,;NHCO;(alquilo C1-4),
-NHC (0) NR®*R®, -NHSO,(alquilo C1-4), -SO,NH,, -SO,NH(alquilo C1-4),
-S0,N(alquilo Cl1-4),, -SO,NH(CH,),0H, -SO,NH(CH;).0(alquilo Cl1-4),
- (CHy) ,~CONR®’R®, -0 (CH,),-carbociclo, =-O0(CH;),~heterociclo, -NHCO-
carbociclo, -NHCO-heterociclo, - (CH,) ,—carbociclo, y = (CHy) n—
heterociclo que comprende atomos de carbono y 1-4 heteroatomos
seleccionados de N, NRS, O y S(0)p, en donde el alquilo,
alquenilo, alquinilo, alcoxilo, <carbociclo y heterociclo se
sustituyen con 0-4 R’;

R8, en cada caso, se selecciona independientemente de
H, algquilo Cl1-4, - (CH;),—-carbociclo vy -(CH,),~heterociclo, en
donde el alquilo, carbociclo y heterociclo se sustituyen con 0-4
R9;

R9, en cada caso, se selecciona independientemente de
halégeno, OH, CN, NO,, CHF,, CF3, alquilo Cl1-4, alcoxi Cl-4,
CH,0H, CO(alquilo C1l-4), CO,H, CO,(alquilo C1-4), - (CHR'?),NR°R®, -
(CHR'?) ,CONR®R®, - (CHR'?),NR®CO(alquilo Cl-4), -0 (CHR'),carbociclo,

-0 (CHR'?) ;heterociclo, -0 (CHR').NR°R® y - (CR'"R!’),- heterociclo de
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4 a 10 elementos, en donde el alquilo, alcoxi, carbociclo vy
heterociclo se sustituyen con 0-4 R°;

R'® se selecciona de H y alquilo Cl-4;

R%, en cada caso, se selecciona independientemente de
H, alquilo Cl1-4, - (CH,),OH, CO(alguilo Cl1-4), COCF;, CO;(alquilo
Cl-4), -CONH,, -CONH-alguilen Cl1-4-COj;(alquilo Cl-4), algquilen
Cl-4-COy(alquilo Cl1-4), RS, CO,R® y CONHR®; alternativamente, R% y
R® se toman junto con el &tomo de nitrdégeno al que estan unidos
para formar un heterociclo de 4 a 10 elementos, en donde el
alquilo, alquileno y heterociclo se sustituyen con 0-4 R®;

Rb, en cada caso, se selecciona independientemente de
=0, haldégeno, alquilo Cl1-4, alcoxi Cl1l-4, OCF3, NH,, NO,, N(algquilo
Cl-4),, CO(algquilo Cl1-4), CO(haloalquilo Cl1-4), CO,(algquilo Cl-
4), CONH,, -CONH (alquilo C1-4), -CON (algquilo C1-4),, —-CONH-
alquilen Cl1-4-O(algquilo Cl-4), -CONH-alguilen Cl-4-N(alquilo Cl-
4),, -CONH-alquilen Cl-4-N(alquilo C1-4)., -alquilen C1-4-0-
P (0) (OH),, -NHCO,(alquilo C1-4), -R%, COR®, CO,R° y CONHR®;

R°, en cada caso, se selecciona independientemente de -
(CHy) n—cicloalgquilo C3-6, - (CHy),—-fenilo y - (CH,),~heterociclo de 5
a 6 elementos gque contiene atomos de carbono y 1-4 heterodtomos
seleccionados del grupo que consiste en: N, NH, N(alquilo Cl1-4),
O y S(0)p; en donde cada porcidédn del anillo se sustituye con 0-2
RY;

Rd, en cada caso, se selecciona independientemente de

=0, haldbgeno, -OH, algquilo Cl-4, NH;, NH(algquilo Cl-4), N(alguilo
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Cl-4),, alcoxi Cl-4 y -NHCO(alquilo Cl-4), y un heterociclo que
contiene &4tomos de carbono y 1-4 heterodtomos seleccionados del
grupo que consiste en: N, NH, N(alquilo Cl-4), O y S(O)y;

n, en cada caso, se selecciona independientemente de O,

p, en cada caso, se selecciona independientemente de 0,

8. El compuesto de conformidad con cualquiera de las

reivindicaciones 1 o 2, caracterizado porque tiene la Foérmula

(VI) :

O un estereoisdédmero, un tautdmero o una sal del mismo

farmacéuticamente aceptable, en donde:

N .\
éS{\\_/(RBl-z és\';l 2R
. . Lo N7
R se selecciona de S ’ S ’
O= 7
§,<\ J/(R )12
N 14
N X

\ 7/

_ R7 —_— 7 N /
g <\NI; R 14 , g <\N:@ (R)14 ,

’
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| T ®a

R® es H; 3

R7, en cada caso, se selecciona independientemente de
H, haldgeno, algquilo C;-4, alcoxi Ci—4, CN, OH, -(CH;),—-carbociclo
y - (CHy),-heterociclo, en donde el alquilo, alcoxilo, carbociclo
y heterociclo se sustituyen con 0-4 R°.

9. El compuesto de conformidad con cualquiera de las
reivindicaciones 1 o 2, caracterizado porque tiene la Fdérmula

(VIT) :

(VITI)

O un estereoisdédmero, un tautdédmero o una sal del mismo
farmacéuticamente aceptable, en donde:

M se selecciona de N vy CR'?;

R5, en cada caso, se selecciona independientemente de
H, alquilo Ci_4, —(CR%ﬁ)n—carbociclo Cs10 Y —(CR%ﬁ)n—heterociclo
de 4 a 10 elementos gque comprende Aatomos de carbono y 1-4
heterodtomos seleccionados de N, NR?, O y S(0)p,, en donde el
alquilo, carbociclo y heterociclo se sustituyen con 1-4 R’;

alternativamente, R’ \ R’ se toman junto con el &tomo
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de nitrbégeno al que estédn unidos para formar un heterociclo de 4
a 10 elementos sustituido con 1-4 R’;

R7, en cada caso, se selecciona independientemente de
H, =0, NO;, haldbgeno, alquilo Cj-4, alcoxi Ci;-4, CN, OH, CF3, -
(CH,) n—=CO2H, - (CH,)n—-CO,(alquilo Ci-s), - (CH,).-NR®R®, -NHCO(alquilo
Ci-4), -NHCOCF3, -NHCO;(alquilo Ci_4), -NHCO,(CH;),0(alquilo Ci_4), -
NHCO; (CHz) 30 (alguilo Ci-2), -NHCO, (CHy) ,0H, —-NHCO; (CHy) »,NH,, -
NHCO; (CHz) 2N (algquilo Ci-4)2, —-NHCO,CH,CO,H, -CH,NHCO,(alquilo Ci_4), -
NHC (O) NR®R®, -NHSO,(alquilo Cj-4), -SO,NH,, -SO,NH(alquilo Ci_4), -
SO,N (alquilo Ci-4),, =-SOoNH(CH,),0H, -SO,NH(CH,).0(alguilo Ci_4), -
(CHz) ,—CONR®R®, -0 (CH;),—carbociclo, =-0(CH;),~heterociclo, -NHCO-
carbociclo, -NHCO-heterociclo, - (CH,) ,—carbociclo, y = (CHy) n—
heterociclo que comprende atomos de carbono y 1-4 heteroatomos
seleccionados de N, NRS, O y S(0)p, en donde el alquilo,
alquenilo, alquinilo, alcoxilo, <carbociclo y heterociclo se
sustituyen con 0-4 R’;

R8, en cada caso, se selecciona independientemente de
H, alquilo C;_4, C(O)alquilo Ci_4, C(O)carbociclo, C(0O)heterociclo,
-(CHz), C(O)NR®R?, C(0)Oalguilo Ci;-s, C(0)O-carbociclo, C(0)O0O-
heterociclo, SOsalquilo, SO,carbociclo, SO,heterociclo, SO,NR°R?,
(CHy) s—carbociclo vy - (CH;),~heterociclo, en donde el alquilo,
carbociclo y heterociclo se sustituyen con 0-4 R?;

R9, en cada caso, se selecciona independientemente de
halbégeno, OH, CN, NO,, CHF,, CFs3, alquilo Ci-4, alcoxi Ci_4, CHyOH,

CO(alquilo Ci-4), CO,H, CO,(alquilo Ci-s), - (CHR'?),NR°R?, -
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(CHR'?) ,CONR®R®, - (CHR'?),NR®CO(alquilo Ci-s), -O(CHR').carbociclo,
0 (CHR'Y) sheterociclo, -0 (CHR'?),NR°R® y - (CR'°R'Y).- heterociclo de 4
a 10 elementos, en donde el alquilo, alcoxi, carbociclo vy
heterociclo se sustituyen con 0-4 R°;

R'’ se selecciona de H y alquilo Ci_4;

R%, en cada caso, se selecciona independientemente de
H, alquilo Cj_4, -(CH;),OH, CO(alguilo Ci_4), COCF3, COz;(algquilo C;-
4), —CONH,, -CONH-algquilen C;-4~-COz(alquilo Ci—4), alguilen Ci_4-
CO,(alguilo Ci-4), R%, CO,R® y CONHR®; alternativamente, R® y R? se
toman Jjunto con el 4tomo de nitrdgeno al que estdn unidos para
formar un heterociclo de 4 a 10 elementos, en donde el alquilo,
alquileno y heterociclo se sustituyen con 0-4 R®;

Rb, en cada caso, se selecciona independientemente de
=0, haldégeno, alquilo Cj_4, alcoxi Ci—4, OCF3, NH,, NO,, N(algquilo
Ci-4)2, CO(alguilo Cj-4), CO(haloalquilo Ci—4), COz(alquilo Ci-4),
CONH,, -CONH (alquilo C;_4), -CON(alquilo Ci1-4) 2, -CONH-alguilen
C1-4-O(alquilo Ci4), -CONH-alguilen C;-4-N(algquilo Cj-_4),, -CONH-
alquilen Ci-4-N(alquilo Ci-4) 2, —alquilen C1-4—0-P (0O) (OH) », -
NHCO, (algquilo Ci—4), -R%, CORS, CO,R® y CONHRS;

R°, en cada caso, se selecciona independientemente de -
(CHy) n—cicloalgquilo Csz.¢, - (CHy),—fenilo y - (CH;),~heterociclo de 5
a 6 elementos gque contiene adtomos de carbono y 1-4 heterodtomos
seleccionados del grupo que consiste en: N, NH, N(alquilo Ci_4), O
y S(0)p; en donde cada porcidén del anillo se sustituye con 0-2

RY;
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Rd, en cada caso, se selecciona independientemente de
=0, haldébgeno, -0OH, alquilo Ci-4, NH,;, NH(alquilo Ci-4), N(alguilo
Ci-4)2, alcoxi Ci-q4 y -NHCO(algquilo Ci—4), y un heterociclo que
contiene 4tomos de carbono y 1-4 heterodtomos seleccionados del
grupo que consiste en: N, NH, N(alquilo Ci—4), O y S(O)p;

n, en cada caso, se selecciona independientemente de O,

p, en cada caso, se selecciona independientemente de 0,

10. El1 compuesto de conformidad con la reivindicaciédn

9 o un estereoisdmero, un tautdmero, una sal del mismo

farmacéuticamente aceptable, caracterizado porque:

M es N;
R° se selecciona de H, algquilo C;_4, -(CHj),-carbociclo
Cz-19, -(CHy),—arilo, -(CH;),~heterociclo de 4 a 10 elementos
/*/(R7)1-4
ST
)
seleccionados de N ,
R8
\ 7
N l\/(R7)1-4 §_<O |\/(R)1-4 é O| /(R7)1-4

4 ’ 4

R R");.3

N
3 A S

14
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R® R®

\

O~ N~
4 l(R7)|_2 & R ¢ \!!_(R7)1-2

z{\\) ‘s{\\) R %,{VN ~ (RN, ‘s(\\/N

7

SRy sUS~ s R N=N
§_<\ j/\\) Q\ TR §_<\Nj"‘( EM(N)] ;
y 3 ;

’ ’ en

donde el alquilo, cicloalquilo, arilo se sustituyen con 1-4 R’;
alternativamente, R’ \ R° se toman junto con el &tomo
de nitrégeno al que estédn unidos para formar un heterociclo

seleccionado de:

(R7)]-4 ‘Ss\ P (R7) &55\ (R ) és\ (R )l 4
/7l N™ AV /14 / 1-4
E_N\j u |\/o , K/N ’
R7)12 ®7),.
R, (\ ﬁl/\j Ry, 1\2 ’(R7)|-4
é / >q (R )l -2 N = E/I\D
-N\j@ "L{} n .
R

K/ \/(R7)1-2
¢

,
R7, en cada caso, se selecciona independientemente de
H, haldégeno, algquilo Ci-4, alcoxi Ci-4, CN, OH, - (CH),-carbociclo

y —(CH;),~heterociclo, en donde el alquilo, alcoxilo, carbociclo

y heterociclo se sustituyen con 0-4 R%.

R9, en cada caso, se selecciona independientemente de

halégeno, OH, NO,, CHF,, CF;, alquilo Ci-4, alcoxi Ci-4q, CH,OH,
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CO;H, COz;(algquilo Ci—4), CONH,, -NH, y heterociclo de 4 a 10

elementos.

11. E1l compuesto de conformidad con la reivindicacién

3, caracterizado porque tiene la Férmula (VIII):

RS

O (VIII)
O un estereoisdédmero, un tautdmero o una sal del mismo
farmacéuticamente aceptable, en donde:

M se selecciona de N y CH;

</ N R N2 . NN
AT oA

R! se selecciona de N ,

</ 5/(R6w¢

~Z | s (R") s R7) R
° % A 1-4 SNz 1-4 S S 1-4
N
I a«ND <
. /(R S S RN
s —q No (R4 \ ?\\N _
Q! —(R7)14 3 8/ (

’ ’

N \/(R7)1-4 N \/(R7)1-4 < \/(R7)1_3

(N]i/\\:JfJ </NI\'\:J;J e\ﬁl N/J /\(\j(R s
/ /
RS

N
/

14 14 ’ 14
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7
|/§/(R7)]_2 I@(R )1-2 \l X/
I\) , N/ , A\F r
s—(CHy),
S—(Ch), /0y, R012 \I D@
Y4 Ny 4 AN >R,
l ||\ P I
N AN A = N
R,
—\_~ g ,/N 7
~C s (R,
<\/\N \ / «ssfhl)/(R )12 éj\ »— (RN (N/
° \N/ S ) S , S , I‘?8 ,
(R")12 TRORT S N R
és\'K\X N /‘\‘/ N A X} _0 S (R")12
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N N N N />\R7 “o.?
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< (R7) 7 7 ( )1-4
q'\llg\/ 1-2 q\l;\/(R )1_2 iugy(R )1-2 é_/\/l S /I———/(R )|-4
0. 72 CA.ON NG N_ T N-p8
N , I . O~ , rRE . SR
7
(é(“/(R )1-4

N-ps8
;Y (AR

7 . . .
R, en cada caso, se selecciona 1ndependientemente de

.
4

H, =0, NO,, F, Cl, Br, alquilo Ci-¢, alquenilo C,-4, alquinilo Cj_4,
alcoxi Cj_4, CN, OH, CF3, -(CHz),-COzH, - (CH;),-COz;(alquilo Ci_4q), -
(CH,) »-NR®R®, -NHCOH, -NHCO(alquilo Ci-,), -NHCOCF;, -NHCO,(alquilo
Ci-4), ~—NHCO;(CHz),0(alquilo Ci—4), -NHCO;(CH;)30(algquilo Ci_4), -
NHCO, (CH;) ,0OH, -NHCO, (CHy) »,NH,, —-NHCO;, (CHy) 2N (alguilo Ci-2) 2, -
NHCO,CH,CO,H, - (CH,) 1-,NHCO, (alquilo Ci-4), -NHC (0) NR®R®,

NHSO; (alquilo Ci-4), S(alquilo Ci-4), -SO,NH,, -SO,NH(alquilo Ci_4),
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-SO;N (alquilo Ci-4)2, -—SO,NH(CHy),0H, -SO,;NH(CH;),0(alguilo Ci_4), -
(CHﬂn—CONRﬁﬁ, -0 (CH,) p—carbociclo, -0(CH;),~heterociclo, -NHCO-
carbociclo, -NHCO-heterociclo, - (CHy) ,—carbociclo % - (CHy) ,—
heterociclo que comprende atomos de carbono y 1-4 heterodtomos
seleccionados de N, NR?, O, and S(0)p, en donde el alquilo,
alquenilo, alquinilo, alcoxilo, <carbociclo vy heterociclo se

sustituye con 0-4 R, y en donde el carbociclo se selecciona de

N
\/%/(Rg)o-z 0
| P B(R )0-4 _
’ , Y en donde el heterociclo se
selecciona de
J‘},\\ (R)o p )
\ 9 9
N. 2 (R0 N=N S R0
N 7?3§ \T’ }Cj/

RS , New™ Nge , N\\N’N\R8 , s ,
TN
9 (R’ o~
\S\S‘ng (R )0-2 \l \/( )0-2 \/y(Rg)O-Z
7 L /J (N
N , N ;Y NN ,

R8, en cada caso, se selecciona independientemente de
H, alquilo Cij_4, C(O)alquilo Ci_4, C(O)carbociclo, C(0O)heterociclo,
- (CHy) ,—C (O) NR*R?, - (CH,),-NHC (0)algquilo C;-4, C(0)O- algquilo Ci_g,
C(0)0O-carbociclo, C(0O)O-heterociclo, SOsalquilo, SO,carbociclo,
SO,heterociclo, SO,NR®°R®%, - (CH,),-Cs-¢cicloalquilo, -(CH,),-arilo vy
- (CHy) y—heterociclo, en donde el alguilo, cicloalquilo, arilo vy
heterociclo se sustituyen con 0-4 R’;

alternativamente, R® y R® se toman junto con el &tomo

de nitrdégeno al que estan unidos para formar un heterociclo
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seleccionado de:

(R%)o.4
/I(R9)0-4 / (R%)g.4 alkyl~ (> /I(R )0-4 /
N L, @
R
/(R9)0-4 \— R4 = (R”)o.3 f\/(Rg)oa N=— (R

N\Ss ’ N\SS , NQ/N\SS \N/N\Ss ’ A\N’N\f

D — (R”)o.4
N ~ Sg

R9, en cada caso, se selecciona independientemente de

.
14

F, C1, Br, I, OH, =0, CN, NO,, CHF,, CF3, alquilo Ci_4, alcoxi Ci_g4,
CH,OH, COzH, COz(alguilo Cj-4), CONH,, -(CH;),NR°R®, - (CH;),CONR°R?, -
(CH) t2NHCO (alquilo Ci-4), -O(CH;)heterociclo, -0(CH;),-4NR*R?, -
(CHy) n— carbociclo y - (CHz),~heterociclo de 4 a 10 elementos, en
donde el alquilo, alcoxilo, carbociclo y heterociclo se
sustituyen con 0-4 R®;

R%, en cada caso, se selecciona independientemente de H
y alquilo Ci-4; alternativamente, R® y R® se toman junto con el
dtomo de nitrdégeno al que estédn unidos para formar un heterociclo
de 4- a 10- elementos, en donde el alquilo, alquileno vy
heterociclo se sustituyen con 0-4 R°;

Rb, en cada caso, se selecciona independientemente de
=0, haldégeno, alguilo Ci—4, alcoxi Ci_4, OCF3, OC(O)algquilo Ci_4,
NH,, NO,, N(alquilo Cj_4),, CO(algquilo Ci—4), CO(halocalgquilo Ci_4),

CO; (alquilo Cj-4), CONH,, -CONH (algquilo Ci_4), -CON(alguilo Ci_4)2, -
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CONH-algquilen Ci-4,~-O(algquilo Ci_4), -CONH-algquilen C;-4-N(alquilo
Ci-4)2, —-CONH-alquilen Ci_4-N (alquilo Ci_4), y -NHCO;(algquilo Ci_4),
en donde el alquilo y alcoxi se sustituyen con R%;

Rd, en cada caso, se selecciona independientemente de
=0, haldbgeno, -0OH, alquilo Ci-4, NH;, NH(algquilo Ci-4), N(alguilo
Ci-4)2, alcoxi Ci-4 y -NHCO(algquilo Ci—4), y un heterociclo que
contiene 4tomos de carbono y 1-4 heterodtomos seleccionados del
grupo que consiste en: N, NH, N(alquilo Ci-a), Oy S(O)p;

n, en cada caso, se selecciona independientemente de O,

p, en cada caso, se selecciona independientemente de 0,

12. El1 compuesto de conformidad con la reivindicaciédn

3, caracterizado porque tiene la Fdérmula (VIII):

O (VIIT)
O un estereoisdédmero, un tautdmero o una sal del mismo
farmacéuticamente aceptable, en donde:
M se selecciona de N y CH;
R' es NR’R’;

R’ y R> se toman junto con el &tomo de nitrdégeno al que
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estdn unidos para formar un heterociclo seleccionado de:

(R") (R");. RN
é 7~/ ]2/(R )12 g /~/ ]\2/,](R7)1-2 é‘N/\jL/\j(R )12
_N\D 14 -N | Z N 14 N/ 14
R7)1.2 R7)1 2

(R7) |« ®D1 I\/(R N2
\J;I/Z/(R )12 (l\l\;@ (\ J
/
. L’LL? 4 4 Y

ZoN
R

7 . . .
R, en cada caso, se selecciona 1ndependientemente de

R,

.
4

H, =0, F, Cl, Br, alquilo Ci_4, alcoxi Ci4, CN, OH, CF;3, -(CHy)q—
NR°R®, -NHSO,(alquilo Ci-4), -SO,NH,, -SO,NH(alquilo Ci4), -
SO,N (alquilo Ci-4)», = (CHy)a,—-CONR®R®, -(CH,)n.-fenilo y - (CHy)n.-

heterociclo seleccionado de

5
N
/ )/

(R%0.2
)

hS

.
14

R8, en cada caso, se selecciona independientemente de

R’
3-(0!@&1/(1{9)0_4 Sé Fﬂ/( o

HI CFBI CDBI CH3I C(CH3)3I L= ’ Y
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5{ C/ (R)o.4
o)

alternativamente, R® \ R® se toman juntos para formar
A~ (R4
&
N\
Sy

R9, en cada caso, se selecciona independientemente de
F, Cl, OH, NO,, CHF,, (CH),-»CF3, CDs, CHs;, Oalquilo Ci-s, SO,NH, y
fenilo sustituido con algquilo Ci_g4.

13. El1 compuesto de conformidad con la reivindicacién
7 o un estereoisémero, un tautdémero, una sal del mismo
farmacéuticamente aceptable, caracterizado porque:

M es Ny

R* y R® se toman junto con el a&tomo de nitrdégeno al que

estdn unidos para formar un heterociclo seleccionado de:

R7, en cada caso, se selecciona independientemente
de H, haldégeno, alguilo Ci-4, alcoxi Ci;-4, CN, OH, CFj3,

(CH,) n—CO,H, - (CH,) ,-CO, (alquilo C1-4), - (CH,) ,~-NR®R®, -
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NHCO (alquilo Cl1-4), -NHC(O)NR®R®, -NHSO,(alquilo Ci_4), -

SO2NH2, —502NH(aquilO C1_4) , —SOzN(alquilo C1_4)2, -
SO,NH (CH,) ,0H, =-SO,NH(CH,),0(alquilo Ci_4), - (CH,).-CONRPR®, -
(CH;) p—carbociclo y -(CH;),-heterociclo gue comprende &tomos

de carbono y 1-4 heterodtomos seleccionados de N, NR®, © y
S(0)p, en donde el alquilo, alquenilo, alquinilo, alcoxilo,
carbociclo y heterociclo se sustituyen con 0-4 R?;

R8, en cada caso, se selecciona independientemente
de H yv alquilo Ci_gz:

R9, en cada caso, se selecciona independientemente
de haldégeno, OH, CN, NO,, CHF,, CFj3, alguilo Cj_4, alcoxi Ci-
4, CH,OH, CO(alquilo Ci_4), COH y COz(alguilo Ci_4);

n, en cada caso, Se selecciona independientemente
de 0, 1, 2, 3 vy 4; vy

p, en cada caso, se selecciona independientemente
de 0, 1 vy 2.

14. El1 compuesto de conformidad con cualquiera de
las reivindicaciones 1 o 2, caracterizado porque tiene 1la

Férmula (IX):
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O un estereoisdédmero, un tautdémero o una sal del mismo
farmacéuticamente aceptable, en donde:

R' se selecciona de NR’R’® y un heterociclo de 5 a 10
elementos sustituido con 1-4 R’;

R3, en cada caso, se selecciona independientemente de
haldégeno y alquilo Ci_g;

R’ y R® se toman junto con el a&tomo de nitrdégeno al que
estdn unidos para formar un heterociclo de 4 a 10 elementos
sustituido con 1-4 R’;

R7, en cada caso, se selecciona independientemente

de H, =0, NO,, haldgeno, alguilo Ci;_4, alcoxi Ci;_4, CN, OH,

CF3;, - (CH,),-CO,H, = (CH,)n,-CO,(alquilo Ci-s), - (CH,).-NR°R®, -
NHCO (algquilo Ci1-4), -NHCOCFj3, -NHCO, (alquilo Ci-4), -
NHCO, (CH,) ,0 (alquilo  Ci-4), -NHCO, (CH,) 50 (alquilo  Ci_4), -

NHCO, (CH,) ,O0H, -NHCO, (CH,),NH,, -NHCO,(CH;).:N(alquilo Ci_-4)2, -
NHCO,CH,CO,H, -CH,NHCO, (alquilo Ci-4), -NHC (0) NR®R®, -
NHSO, (alquilo Ci-4), -SO,NH,, -SO,NH (algquilo Ci-4), -
SO,N(alguilo Ci-4)2, -SO,NH(CH;),0H, -SO,NH(CH;),0(algquilo Ci_4),
—(CHﬁn—CONR%ﬁ, -0 (CHy) n,—carbociclo, -0(CHy),-heterociclo,
NHCO-carbociclo, -NHCO-heterociclo, - (CHj;),-carbociclo, vy -
(CHy) p—heterociclo que comprende &atomos de carbono y 1-4
heterodtomos seleccionados de N, NRS, Oy S(O0)p, en donde el
alquilo, alquenilo, alquinilo, alcoxilo, carbociclo %
heterociclo se sustituyen con 0-4 R?;

R8, en cada caso, se selecciona independientemente
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de H, alquilo Ci-4, alquenilo Coos, C(O)alqguilo Ci-4,

C (0) carbociclo, C(0O)heterociclo, - (CH,) ,—C (O) NR®R?,
C(0)0Oalqgquilo Ci-4, C(0)0O-carbociclo, C(0O)O-heterociclo,
SO,alquilo, SOzcarbociclo, SOheterociclo, SO,NR°R%, - (CHj) -
carbociclo % - (CHy) n,—heterociclo, en donde el alquilo,

alquenilo, carbociclo y heterociclo se sustituyen con 0-4 R?;

R9, en cada caso, se selecciona independientemente
de haldégeno, OH, CN, NO,, CHF,, CF3, alquilo Ci_4, alcoxi Ci_g4,
CH,OH, CO(alqguilo cl-4), CO,H, CO; (alquilo Ci-4), -
(CHR'®) ,.NR®*R®*, - (CHR'?),CONR®R®, - (CHR'?)_,NR®CO(alquilo Ci_4), -
O (CHR'Y) ,carbociclo, =-0(CHR'’) heterociclo, -0 (CHR'’),NR®°R® y -
(CRwRF%r;- heterociclo de 4 a 10 elementos, en donde el

alquilo, alcoxi, carbociclo y heterociclo se sustituyen con

0-4 RP;

R'® se selecciona de H y alquilo Ci_s;

R%, en cada caso, se selecciona independientemente
de H, alquilo Ci_g4, - (CH,) ,OH, CO(alguilo Ci-4), COCF3,

CO,(algquilo Ci-4), -CONH,, -CONH-alquilen C;-4-COs(alquilo C;-
4), algquilen C;-4-COs(alquilo C;-4), RS, CO,R® 'y CONHRS;
alternativamente, R® y R® se toman Jjunto con el &tomo de
nitrbégeno al que estan unidos para formar un heterociclo de
4 a 10 elementos, en donde el alquilo, alquileno vy
heterociclo se sustituyen con 0-4 R®;

Rb, en cada caso, se selecciona independientemente

de =0, haldégeno, alquilo Ci-4, alcoxi Ci-4, OCF3, NH,, NOj,
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N (alquilo Ci-2) 2, CO(alqguilo Ci-4), CO (haloalquilo Ci-a),
COz(algquilo Ci-4), CONH>, -CONH (alguilo Ci-4), -CON (alquilo
Ci-4)2, -CONH-alguilen C;-4-O(alguilo C;-4), -CONH-alguilen C;-
4s—N(algquilo Ci-q)2, -CONH-alguilen C;-4-N(alquilo Ci-4) 2, -
alquilen C;-4-0-P(0) (OH),, -NHCO,(alquilo Ci-4), -R%, CORS,
CO,R® y CONHRS;

R°, en cada caso, se selecciona independientemente
de - (CHy) yn—cicloalqgquilo Cs-¢, - (CH,),—fenilo % - (CHy) o—
heterociclo de 5 a 6 elementos que contiene 4&atomos de
carbono vy 1-4 heterodtomos seleccionados del grupo dJue
consiste en: N, NH, N(algquilo Ci4), O y S(O)p; en donde cada
porcién del anillo se sustituye con 0-2 RY;

Rd, en cada caso, se selecciona independientemente
de =0, haldégeno, -0H, algquilo C;-4, NH,, NH(alquilo Ci_4),
N(alquilo Ci-4)2, alcoxi C;-4 y -NHCO(alguilo Ci_4), vy un
heterociclo que contiene adtomos de carbono % 1-4
heterocdtomos seleccionados del grupo gue consiste en: N, NH,
N (alquilo Ci—4), Oy S(O)p;

n, en cada caso, se selecciona independientemente
de 0, 1, 2, 3 vy 4; y

p, en cada caso, se selecciona independientemente
15. Una composicidn farmacéutica caracterizada

porgue comprende uno o mas compuestos de conformidad con

cualgquiera de las reivindicaciones 1-14 vy un portador o
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diluyente farmacéuticamente aceptables.

16 Un compuesto de conformidad con cualguiera de
las reivindicaciones 1-14, para usarse como un medicamento.

17. Un compuesto de conformidad con cualgquiera de
las reivindicaciones 1-14, caracterizado porque es para la
profilaxis y/o el tratamiento de trastornos asociados a la
actividad anémala de la cinasa Rho.

18. E1 compuesto de conformidad con la
reivindicacién 17, caracterizado porque el trastorno se
selecciona del grupo que consiste en un trastorno
cardiovascular, un trastorno relacionado con el musculo
liso, una enfermedad fibrdética, una enfermedad inflamatoria,
trastornos neuropéaticos, trastornos oncoldgicos y un
trastorno autoinmunitario.

19. E1 compuesto de conformidad con la
reivindicacién 17, caracterizado porgque el trastorno

cardiovascular se selecciona del grupo gue consiste en

angina, aterocesclerosis, apoplejia, enfermedad
cerebrovascular, insuficiencia cardiaca, arteriopatia
coronaria, infarto de miocardio, enfermedad vascular
periférica, estenosis, vasoespasmo, hipertensidn e

hipertensidédn pulmonar.
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