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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto de Formula (1)
Ri1 Ruya (Rap)n

Rea N~ N

)<R6b | P

Rs Y N
"2 (Rs)m
Foérmula (1)

5 o sales, hidratos,  solvatos, polimorfos vy
estereoisOmeros farmacéuticamente aceptables del mi smo, en
el que

YesNRuO;
R es hidrégeno o alquilo C 14 Sustituido o no

10  sustituido;
R, se selecciona entre el grupo que consiste en
hidrogeno, -OH, halégeno, alquilo C 14 Sustituido o no
sustituido, alcoxi C 14 Sustituido o no sustituido, y

alquenilo C  ,4 sustituido o no sustituido;

15 R, se selecciona entre el grupo que consiste en
hidrogeno, halogeno, alquilo C 14 Sustituido o no
sustituido, alcoxi C 1-4 Sustituido o no sustituido, -CN, y -

OH;

o0 Ry R , se combinan para formar un anillo condensado

20  sustituido o no sustituido;
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R; se selecciona entre el grupo que consiste en

hidrégeno, halégeno, -OH, alquilo C 14 Sustituido o no

sustituido, alcoxi C

C(=O)R 10;

1.4 Sustituido o no sustituido, oxo, -

Rsa se selecciona entre el grupo que consiste en

hidrogeno, halégeno, -OH, alquilo C 16 Sustituido o no

sustituido, alcoxi C

1-Ce sustituido o no sustituido,

alquenilo C ;.6 sustituido o no sustituido, cicloalquilo C

Cs sustituido o no sustituido, arilo sustituido o no

sustituido, arilalquilo C

heteroarilo sustituido o no sustituido, y heteroari

1-6

Ci.6 sustituido o no sustituido;

sustituido o no sustituido,

Ry se selecciona entre el grupo que consiste en

hidrogeno, haldégeno, oxo, -OH, alquilo C

sustituido, alcoxi C

C(=O)R 10;

1.4 Sustituido o no

14 Sustituido o no sustituido, y -

Rs se selecciona entre el grupo que consiste en -

(CRgR9)pOR12, -(CR 3Ro)p-CR 13R14Ri5, -(CR gRy)p-C(=O)OR 7, vy

(CRgRo)p-C(=O)NR  gR;

n, m Yy p son

nimeros enteros seleccionados

independientemente entre el grupo que consiste en 0 , 1, 2,

3y4,

Rsa, R ep Se seleccionan independientemente entre el

grupo que consiste en hidrégeno, halégeno, alquilo

sustituido o no sustituido, alquenilo C

sustituido, alquinilo C

2-6

1.6 Sustituido o no

sustituido o no sustituido,

lalquilo

Ci6
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alcoxi C 1 sustituido o no sustituido, heteroalquilo C 1-6
sustituido o no sustituido, cicloalquilo C 3-8 Sustituido o

no sustituido, cicloalquenilo C 38 Sustituido o no
sustituido,  heteroaliciclio C 2-9 sustituido o no
sustituido, arilo sustituido o no sustituido, y het eroarilo
sustituido o no sustituido, o R ea Y R e se toman
conjuntamente para formar un grupo Ooxo O un sistema de
anillo seleccionado entre cicloalquilo C 36 Sustituido o no
sustituido, y heteroalicicllo C 2.9 Sustituido o no
sustituido, o R ea Y R 13 se toman conjuntamente para formar

un sistema de anillo seleccionado entre cicloalquil 0 Cg3s
sustituido o no sustituido, y heteroaliciclio C 25

sustituido o no sustituido;

R, R s, R o, ¥ R 12, se seleccionan independientemente

entre el grupo que consiste en hidrégeno, alquilo C 16
sustituido o no sustituido, cicloalquilo C 36 Sustituido o

no sustituido, y heteroaliciclilo C 2.9 Sustituido o no
sustituido;

Rio se selecciona entre el grupo que consiste en
alquilo C 16, alcoxi C 16, -OH, -NH >, -NH(alquilo C 16), -
N(alquiloC  154) 2, Y cicloalquilo C 37,

Rz esta ausente, o se selecciona entre el grupo que

consiste en hidrégeno, -OH, -CN alquilo C 1-6 Sustituido o
no sustituido, alquenilo C 1.6 Sustituido o no sustituido,
alcoxi C 16 sustituido o no sustituido, cicloalquilo C 3-8

sustituido o no sustituido, cicloalquenilo C 3-8 Sustituido o
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no sustituido, y -(CR gRo)p-C(=0)OR 7, -(CR 3gRg)p-SO R, vy -
(CRsRo)p-C(=O)NR  gRy;
Ris ¥ R 15 se seleccionan independientemente entre el
grupo que consiste en hidrégeno, y alquilo C 1-6 Sustituido o
no sustituido, cicloalquilo C 3-6 Sustituido o no sustituido,
y heteroaliciclilo C 2.9 Sustituido o no sustituido; o
Ri4 Yy R 15 se combinan para formar un sistema de
anillo seleccionado entre el grupo que consiste en
cicloalquilo C 3-s Sustituido o no sustituido, cicloalquenilo
Csg sustituido o no sustituido, heteroaliciclilo C 2.9

sustituido o no sustituido, arilo sustituido o no

sustituido, y heteroarilo sustituido o no sustituid 0;

B es un sistema de anillo seleccionado entre el gru po
gue consiste en arilo, heteroarilo, y heteroalicicl ilo
biciclico, con la condicion de que no sea 5,6-diclo ro-1H-
benzo[d]imidazol-2-ilo cuando R 1Y R 2 son ambos hidrégeno;

C es un sistema de anillo seleccionado entre
heteroalicililo C 29 |

en el que B estd unido a un atomo de carbono
adyacente al &tomo de nitrégeno del sistema de anil loC;y

con la condicién de que el compuesto no sea:

N

|
N)\)\N

H
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2. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1,
en el que Ry R 2 junto con el anillo de pirimidina de
formula () forman una pirrolo[2,3-d]pirimidina o0 6 M-
dihidro-5H-pirrolo[2,3-d]pirimidina.

3. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1 o]

la reivindicacion 2, que tiene la Formula (lla):
Ri Rya (Rap)n

(R3)m

Formula (I1a)

en la que:

Rie ¥ R 44 se seleccionan independientemente entre el
grupo que consiste en hidrégeno, halégeno, alquilo Cig
sustituido o no sustituido, alcoxi C 1-4 Sustituido o no
sustituido, y -OH.

4. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 3,
enelque R 4 Y R 44 se seleccionan independientemente entre
el grupo que consiste en hidrégeno, metilo, y fltor

5. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de la S
reivindicaciones 1 a 4, en el que R 5 es -(CR gRy)p-C(=0O)OR +,
0 -(CR gRy)p-C(=O)NR 3gR.

6. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de la S

reivindicaciones 1 a 4, en el que R ses-(CR 3Ry ,ORa.
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7. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de la S
reivindicaciones 1 a 4, en el que R 5eS-(CR gRy)p-CR 13R14Ry5.

8. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 7,
en el que R 14 ¥y R 15 se combinan para formar un sistema de
anillo seleccionado entre el grupo que consiste en
cicloalquilo C 3.7 Sustituido o no sustituido, cicloalquenilo
Cs7; sustituido o no sustituido, heteroaliciclilo C 2.6
sustituido o no sustituido, arilo sustituido o no
sustituido, y heteroarilo sustituido o no sustituid 0.

9. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 7 o]
la reivindicacion 8, en el que R 14 Y R 15 se combinan para
formar un sistema de anillo seleccionado entre el g rupo que
consiste en cicloalquilo C 47 Sustituido o no sustituido,

arilo de C 6-12 Mmiembros sustituido o no sustituido,

heteroaliciclilo de 4 miembros sustituido o no sust ituido,
heteroarilo de 5 miembros sustituido o no sustituid o,
heteroaliciclilo de 5 miembros sustituido o no sust ituido,
heteroarilo de 6 miembros sustituido o no sustituid 0, un
heteroaliciclilo de 6 miembros sustituido o no sust ituido,
heteroarilo de 7 miembros sustituido o no sustituid 0, y un
heteroaliciclilo de 7 miembros sustituido 0 no sust ituido.

10. ElI compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 7 a 9, en el que R 14 Y R 15 se combinan para
formar un sistema de anillo seleccionado entre el g rupo que
consiste en fenilo, naftilo, ciclopropilo, ciclobut ilo,

ciclopentilo, ciclohexilo, cicloheptilo, azetidinil o,
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tietanilo, pirrolilo, pirazolilo, imidazolilo,

pirrolidinilo, imidazolinilo, pirazolidinilo,

tiazolidinilo, isotiazolidinilo, triazolilo, tetraz olilo,
oxazolilo, isoxazolilo, oxadiazolilo, oxatianilo,

tiazolilo, isotiazolilo, piridilo, piridazinilo,

pirazinilo, pirimidinilo, triazinilo, piperidinilo,

piperazinilo, morfolinilo, tiomorfolinilo, dioxolan ilo,
dioxanilo, furilo, dihidrofuranilo, furazanilo,

tetrahidrofurilo, piranilo, tetrahidropiranilo,
tetrahidrotiopiranilo, ditiolanilo, ditianilo, tiop
tianilo, tienilo, oxetanilo, quinolilo, isoquinolil
indolilo, isoindolilo, y tetrahidrotienilo, cualqui
los cuales puede estar sustituido o no sustituido.

11. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1
en el que el sistema de anillo se selecciona entre
gue consiste en cicloheptilo, ciclohexilo, ciclopen
dioxanilo, furilo, imidazolilo, isotiazolilo, isoxa

morfolinilo, oxazolilo, oxetanilo, oxatianilo, feni

piperidinilo, piranilo, pirazolidinilo, pirazolilo,
piridilo, pirimidilo, pirrolidinilo, pirrolilo,
tetrahidrofurilo, tetrahidropiranilo, tetrazolilo,

tiazolilo, tienilo, tiomorfolinilo, tiopirilo, y

triazolilo, cualquiera de los cuales puede estar su

0 no sustituido.

12. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de |

reivindicaciones 8 a 11, en el que el sistema de an

iranilo,

era de

01

el grupo

tilo,

zolilo,

lo,

tianilo,

stituido

as

illo
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formado por la combinaciéon de R 14 Y R 15 estd sustituido con

-(CH 2)q(R5 ) en la que R sa S€ selecciona independientemente

entre el grupo que consiste en -CH 2COOR), -CH ,CONR Ry, -
CN, -CH ,-CN, alquilo C 16, -CH 2-imidazolilo, -CH 2-SO2Ry, -
CHC(CHs) 2(OR), -OR 59, -CH »-triazolilo, -CF 3, Imidazolil-

2,4-diona sustituida con dimetilo, -CH 2-SO,NR1 Ry,
morfolinilo, -C(=0)-morfolinilo, piperidil-CH 20Ryp, -OCH »-
tetrahidrofurilo, piperazinonilo, piperidinil-CONR 1R, -

OH, -CONR321Rx, -CH(OR 2)CHj3, -COOR 3, -CH »-pirrolidilo,
alquilen C  16-OH, ciclopentilo, pirrolidonilo, , -NR 21SOQ Ry,
tetrazolilo, -CH »-tetrazolilo, -CH 20ORyp, acilo, -SOR 20, -
SQRy, -SO 2Rz, -SO 2NR:1 Ry, y haldgeno;

R, R 21, Y R 22 se seleccionan independientemente entre

si entre el grupo que consiste en hidrégeno, alquil 0 Cis
sustituido o no sustituido, -CN, cicloalquilo C 36
sustituido o no sustituido, heteroalicililo C 2-6 Sustituido

0 no sustituido; y

g es un numero entero seleccionado entre 0, 1 0 2;

13. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 7 a 12, en el que R 13 esta ausente o se
selecciona entre el grupo que consiste en hidrégeno , -CN, -
ChH;, fldor, -OH, -CH 2OH, -OCHj;, -CH ,CHOH, -CO ,H, -CO ,-

alquilo C 14 y -CONR gRy en el que R g Y R ¢ se seleccionan
independientemente entre si entre hidrégeno, alquil 0 Cia,
aminoalquilo C 14, 0 R gy R g se combinan para formar un

heteroaliciclilo C »-Cs.
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14. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as

reivindicaciones 1 a 13, en el que Y es NR.

15. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 14, en el que R se selecciona entre el
grupo que consiste en hidrégeno, alquilo C 1.4, haloalquilo
Ci-4, € hidroxialquilo C 14 .

16. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as

reivindicaciones 1 a 15, en el que R es hidrégeno.

17. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 16, en el que R 1 Se selecciona entre
el grupo que consiste en hidrégeno, halégeno, alqui lo C 14
sustituido o no sustituido, y alcoxi C 1-4 Sustituido o no
sustituido.

18. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 17, en el que R 1 Se selecciona entre
el grupo que consiste en hidrégeno, halégeno, alqui lo C 14,
haloalquilo C 1-4 , € hidroxialquilo C 14 -

19. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 18, en el que R 1 €s hidrégeno o -CF 3.

20. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 19, en el que R 2 Se selecciona entre
el grupo que consiste en hidrégeno, halégeno, alqui lo C 14,
haloalquilo C 1-4 , € hidroxialquilo C 14 -

21. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as

reivindicaciones 1 a 20, en el que R 2 es halégeno.
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22. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 21, en el que R 2 es flaor.

23. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 22, en el que R 3 Se selecciona entre
el grupo que consiste en hidrégeno, halégeno, alqui lo C 14,
haloalquilo C 14, hidroxialquilo C 14, 0xo, alcoxi C 14 Y

haloalcoxi C 1-4 .

24. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 23, en el que R 3 Se selecciona entre
el grupo que consiste en hidrégeno, metilo, fluor, cloro, y
0X0.

25. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 24, en el que cuando m es un n amero
entero seleccionado entre 2, 3, o 4, al menos dos d e los

grupos R 3 presentes estan unidos al mismo atomo del sistema

de anillo C.

26. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 25, en el que R 4a S€ selecciona entre
el grupo que consiste en hidrégeno, halégeno, alqui lo C 16,
haloalquilo C 1.6, hidroxialquilo C 16, -CN, alcoxi C 1-Ces,
haloalcoxi C 14, cicloalquilo C 3-C s, heteroarilo y arilo.

27. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 26, en el que R 4a S€ selecciona entre
el grupo que consiste en halégeno, alquilo C 1-4 , haloalquilo

Ci.4, alcoxi C 1-C 4, haloalcoxi C 1-4 , Y heteroarilo.
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28. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 27, en el que R 4a S€ selecciona entre
el grupo que consiste en metilo, etilo, propilo, is o-
propilo, t erc-butilo, cloro, fldor, metoxi, etoxi,
haloalquilo C 1-2 , haloalcoxi C 12, Y triazolilo.

29. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 28, en el que R 4a S€ selecciona entre
el grupo que consiste en -CF 3, -CHF ,, -OCF 3,y -OCHF ».

30. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 29, en el que R 4 S€ selecciona entre
el grupo que consiste en hidrégeno, oxo, halégeno, alquilo
Ci4, haloalquilo C 14, hidroxialquilo C 14, alcoxi C 1-Ca4, ¥

haloalcoxi C 1-4 .

31. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 30, en el que R 4 S€ selecciona entre
el grupo que consiste en metilo, etilo, propilo, is o-
propilo, t er c-butilo, cloro, flor, metoxi, etoxi, -OH,
haloalquilo C 12, y haloalcoxi C 12.

32. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 31, en el que R 4 S€ selecciona entre
el grupo que consiste en -CF 3, -CF ,CRs;, -CHF ,, -OCF 3, -

OCRCHR, y -OCHF ».
33. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 32, en el que R 6a S€ selecciona entre

el grupo que consiste en hidrégeno, halégeno, alqui lo C 16
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sustituido o no sustituido, alcoxi C 1.6 Sustituido o no
sustituido, y arilo sustituido o no sustituido; o

Rea ¥ R 13 se toman conjuntamente para formar un

sistema de anillo seleccionado entre cicloalquilo C 3-6
sustituido o no sustituido, Yy heteroalicillo C 2-9
sustituido o no sustituido, o R ea Y R e se toman
conjuntamente para formar un sistema de anillo sele ccionado
entre cicloalquilo C 3.6 Sustituido o no sustituido, Yy
heteroalicililo C 2.9 Sustituido o no sustituido.

34. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 33, en el que R 6a S€ selecciona entre
el grupo que consiste en hidrégeno, halégeno, alqui lo C 16,
haloalquilo C 16, hidroxialquilo C 16, alcoxi C 1-Cs,

haloalcoxi C 16, Y arilo.
35. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 34, en el que R 6a €S hidrégeno.
36. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 35, en el que R 6b S€ selecciona entre
el grupo que consiste en hidrégeno, alquilo C 1-6 Sustituido
0 no sustituido, alcoxi C 1.6 Sustituido o no sustituido,
arilalquilo C 1-6 Sustituido o no sustituido, heteroaliciclil
G alquilo C 1-6 Sustituido o no sustituido, heteroarilo
sustituido o no sustituido, y arilo sustituido o no
sustituido.
37. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as

reivindicaciones 1 a 36, en el que R 6b S€ selecciona entre
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el grupo que consiste en hidrogeno, alquilo C 16 »
haloalquilo C 16, hidroxialquilo C 16, alcoxi C 1-Cs,
haloalcoxi C 16, - alcoxi C 16-alquilo-C~ 16; 0 R ¢ se€
selecciona entre el grupo que consiste en -(CH 2) q-
cicloalquilo C 36, -(CH »)q-arilo, -(CH 2) - heteroaliciclilo

Co9, -(CH ) g-heteroarilo, que puede estar sustituido por

uno o mas sustituyentes seleccionados entre el grup 0 que
consiste en haldégeno, alquilo C 14, haloalquilo C 14, alcoxi
Cia, cicloalquilo C 3-5, '(CH 2) q-CONF§3R24, -(CH 2) q-802R23, -

(CH2) -NR23SGQRx4 Y -(CH 2) ¢-SO2NR3,

Rxs, ¥ R 24 se seleccionan independientemente entre si

entre el grupo que consiste en hidrégeno, alquilo C 16
sustituido o no sustituido, -CN, cicloalquilo C 36
sustituido o no sustituido, heteroalicililo C 2-6 Sustituido

0 no sustituido; y

g es un numero entero seleccionado entre 0 0 1.

38. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 37, en el que R 6b S€ selecciona entre
el grupo que consiste en hidrégeno, -(CH 2)C(CH3) 3, -

(CH,)CONH, fenilo, fenilo sustituido con de 1 a 3

halégenos, -CH(CH  3)OC(CHg3) 3, -CH ,-fenil-OCH 3, -fenil-OCH 3 -
Ch-piridilo, CH 2-ciclohexil-CH 2CQH, -CH ,-ciclohexil-
CHCONH CH-ciclohexil-CH o-tetrazolilo, -CH »-ciclohexil-
CHOH, -CH ,-ciclohexil-NHSO 2CH;, . CH-ciclohexil-NHSO 2CHCFR; .
Ch-ciclohexil-CH 2CN, -CH »-fenil-CH ,CQH, -CH ,-feni-CH ,CONH
-CHy-fenil-CH  ,CONHKCH;, -CHy-fenil-CH  ,-tetrazolilo, -CH 2-



10

15

20

25

WO 2016/020295 442 PCT/EP2015/067713

fenil-CONH , -CH»,-fenil-SO  ,;NH-ciclopropilo, -CH o-fenil-SO  ,CH;,
-CH,-fenil-NHSO ,CF;  -CHa-fenil-NHSO ,CH; -CH,-fenil-NHSO ,CHR,
-CH,-piridil-CH 3. -CHa-piridil-SO 2CH;, -CH»-piridil-CH 2CONH -
Ch-pirimidil-NHSO 2CH;, -CH>-piperidil-COCH 3. -CHa-piperidil-

SQCH;, -CH»-piperidil-SO 2CR;, -CH,-tienil-CH 2CQH, -CH »-

ciclobutil-CH 2CQH, -CH ,-ciclobutil-CH 2CONH -CH.-
ciclobutil-CO 2H, -CH ,-ciclobutil-CONH 2 -CH.-
tetrahidrotiopirilo, -CH 2-Ciclopentilo, -CH »-ciclohexilo, -
CH-tetrahidrofuranilo, -CH o-tetrahidropiranilo, -CH 2-
oxetanilo, y -CH 2-piranilo.

39. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 38, en el que R eb €S hidrégeno o -

(CH2)C(CH 3) s.

40. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 39, en el que R eb €S hidrégeno.

41. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 40, en el que R 77 Rg, Rg, YR 12 se
seleccionan independientemente entre si entre hidré geno,
alquilo C 14 sustituido o no sustituido, arilalquilo C 1-6
sustituidlo o no sustituido, heteroarilalquilo C 16

sustituido o no sustituido, y arilo sustituido o no

sustituido.

42. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 41, en el que R 77 Rg, Rg, Yy R 12 se
seleccionan independientemente entre si entre hidré geno,

alquilo C 16, haloalquilo C 1.6 , hidroxialquilo C 16, Yy arilo.
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43. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 42, en el que R 77 Rg, Ro, Yy R 12 se
seleccionan independientemente entre si entre hidré geno,
alquiloC 14, haloalquilo C 1-4 , € hidroxialquilo C 14 .

44. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 43, en el que R 77 Rg, Ro, Yy R 12 se
seleccionan independientemente entre si entre hidré geno,
metilo, etilo y t er c-butilo.

45. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 44, en el que el sistema de an illo B

es arilo o heteroarilo.

46. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 45, en el que el sistema de an illo B
tiene al menos uno de R 4a 0 R 4 presente y diferente de
hidrégeno.

47. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 46, en el que el sistema de an illo B
es un arilo de 6 miembros que tiene R 4a €N la posicion par a
0 meta con respecto al sistema de anillo C, heteroa rilo de
6 miembros que tiene R 4a €n la posicién para o en la
posicion meta con respecto al sistema de anillo C, 0 un
heteroarilo de 5 miembros que tiene R 4a €N la posicion 2 o
3.

48. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 47, en el que el sistema de an illo B

se selecciona entre el grupo que consiste en fenilo ,
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piridilo, pirazolilo, piridazinilo, pirimidinilo, n aftilo y
furanilo.

49. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 44, en el que el sistema de an illo B
es un heteroaliciclilo C 2-C g biciclico.

50. ElI compuesto de acuerdo con la reivindicacion 4 9,
en el que el heteroaliciclilo C 2-C g biciclico se selecciona
entre el grupo que consiste en 2H-benzo[b][1,4]oxaz in-
3(4H)-ona, 3,4-dihidroquinolin-2(1H)-ona, 1,2,3,4-
tetrahidroquinolina,  3,4-dihidro-2H-benzol[b][1,4]ox azina,
2,3-dihidrobenzo[d]oxazol, 2,3-dihidro-1H-benzold]i midazol,
indolina, 'y  1,3-dihidro-2H-benzo[d]imidazol-2-ona, y

benzo[d]oxazol-2(3H)-ona.

51. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 50, en el que el sistema de an illo C
es un heteroaliciclilo C 2.9 .

52. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 51, en el que el sistema de an illo C

es un heteroaliciclilo de 4-7 miembros.
53. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1 a 52, en el que el sistema de an illo C

se selecciona entre el grupo que consiste en

heteroalicicliio de 5 miembros, y heteroaliciclilo de 6
miembros.
54. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as

reivindicaciones 1 a 53, en el que el sistema de an illo C
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se selecciona entre el grupo que consiste en pirrol idinilo,
piperidilo, azetidinilo y morfolinilo, tal como a p artir de

pirrolidinilo y morfolinilo.

55. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de |
reivindicaciones 1 a 54, en el que m es un numero e
seleccionado entre el grupo que consisteen 1, 2, 3

56. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de |
reivindicaciones 1 a 55, enelquemes 10 2.

57. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de |
reivindicaciones 1 a 56, en el que n es un numero e
seleccionado entre el grupo que consisteen 1, 2, 3

58. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de |
reivindicaciones 1 a 57, en el que nes 0 y/om es

59. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de |
reivindicaciones 1 a 58, en el que p es un numero e
seleccionado entre 0, 1 0 2.

60. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de |
reivindicaciones 1 a 59, en el que p es 0.

61. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1

seleccionado entre el grupo que consiste en:

as
ntero
y 4.

as

as
ntero
y 4.

as

as

ntero

as
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62. Una composicion farmacéutica que comprende un

compuesto de

acuerdo

con una cualquiera de las

5 reivindicaciones 1 a 61 y al menos un excipiente

farmacéuticamente aceptable.

63. Un compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as

reivindicaciones 1-61 o la composicion farmacéutica de

acuerdo con la reivindicacion 62,

10 tratamiento.

para Su USO e€en

64. Un compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as

reivindicaciones 1-61 o la composicion farmacéutica de

acuerdo con la reivindicacion 60, para Su uso en un
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tratamiento y/o prevencién de enfermedades o trasto
inflamatorios, metabdlicos y autoinmunitarios.

65. Un compuesto de acuerdo con una cualquiera de |
reivindicaciones 1-61 o la composicién farmacéutica
acuerdo con la reivindicacion 62, en el que la enfe
trastorno se selecciona entre el grupo que consiste

asma, enfermedad pulmonar obstructiva crénica (EPOC

bronquitis, ateroesclerosis, infeccion por Helicoba

pylori, enfermedades alérgicas incluidas rinitis al
conjuntivitis alérgica y uveitis, enfermedad celiac
alergia alimentaria, dermatitis atopica, fibrosis q

rechazo de aloinjerto pulmonar, esclerosis multiple

artritis reumatoide, artritis reumatoide  juvenil,

osteoartritis,  espondilitis  anquilosante,  psoriasis

artritis psoriatica, esteatosis, esteatohepatitis,

enfermedad del higado graso no alcohdlica (NAFLD),

esteatohepatitis no alcohdlica (NASH), lupus eritem
enfermedad de Hashimoto, pancreatitis, diabetes
autoinmunitaria, enfermedad autoinmunitaria ocular,

ulcerosa, colitis, enfermedad de Crohn, enfermedad
inflamatoria del intestino (Ell), sindrome de intes
inflamado (Sll), sindrome de Sjogren, neuritis Opti
diabetes Tipo |, neuromielitis Optica, miastenia gr
sindrome de Guillain-Barre, enfermedad de Graves,
escleritis, obesidad, resistencia a la insulina ind

por obesidad y la diabetes de tipo Il, y cancer.

PCT/EP2015/067713
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66. Un compuesto de acuerdo con una cualquiera de | as
reivindicaciones 1-61 o la composicién farmacéutica de
acuerdo con la reivindicacién 62, para modular la a ctividad
de un receptor huérfano relacionado con el receptor del

acido retinoico (ROR).

67. Un compuesto o composicion farmacéutica de
acuerdo con la reivindicacion 66, en el que el rece ptor es
un receptor ROR .

68. Un compuesto o composicion farmacéutica de

acuerdo con la reivindicaciéon 66 o la reivindicaci6 n 65, en
el que el receptor es un receptor ROR yl o un receptor
RORt.

69. Un compuesto o0 composicion farmaceéutica de
acuerdo con la reivindicacién 66, en el que el comp uesto o
composicién farmacéutica modula la actividad de un receptor
de RORy en mayor medida de lo que modula la actividad de

los receptores ROR o y/lo ROR .



