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REIVINDICACIONES

1. Una composicién farmacéutica que comprende una cantidad eficaz de una
combinacién del compuesto (A) y uno o mas del compuesto (B), o una sal
farmacéuticamente aceptable de cualquiera de los anteriores, en donde:

el compuesto (A) tiene la estructura:
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en donde:

R! se selecciona del grupo que consiste en H, un acilo sustituido o no sustituido,

]
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un aminoacido unido a O sustituido o no sustituido, OR’ y
O
] ||
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m;
R? es cloro;

R? se selecciona del grupo que consiste en OH, -OC(=O)RA! y un aminoédcido
unido a O sustituido o no sustituido;

R*y R® son independientemente H o D;



R¢ y R’ ‘estin independientemente ausentes o son H,

HaG(H,Chr =07

c1 RC2 0

R8, R’y cada R estin independientemente ausentes o son H;

b

RA es un alquilo de Cy o4 sustituido o no sustituido;

RA% se selecciona del grupo que consiste en hidrogeno, un alquilo de Cy.o4
sustituido o no sustituido, un arilo sustituido o no sustituido, un —O-alquilo de C;
24 sustituido o no sustituido, un -O-arilo sustituido o no sustituido, un -O-
heteroarilo sustituido o no sustituido, un -O-heterociclilo monociclico sustituido
0 no sustituido;

R y R se seleccionan independientemente del grupo que consiste en H, un
alquilo de C, 4 sustituido o no sustituido y un arilo sustituido o no sustituido;

mes1o?2;

ses0,1,203;y

ZlesOoS;

uno o mas del compuesto (B) es un inhibidor de proteinas de fusion, o una sal

tarmacéuticamente aceptable del mismo.

2. La composicion farmacéutica de conformidad con la reivindicacién 1, en
donde el inhibidor de proteinas de fusién se selecciona del grupo que consiste en

1-ciclopropil-3-[[1-(4-hidroxibutil) bencimidazol-2-il|metillimidazo|[4,5-
c|piridin-2-ona (BMS-433771),

acido 4,4"-bis-{4,6-bis-[3-(bis-carbamoilmetil-sulfamoil)-fenilamino]-
(1,3,5) triazin-2-ilamino }-bifenil-2,2”-disulfénico (RFI-641),

sal disodica de acido 4-4-bis[4,6-di[3-aminofenil-N,N-bis (2-carbamoiletil)-
sulfonilimino]-1,3,5-triazina-2-ilamino]-bifenil-2,2’-disulfonico (CLL387626),

2-[[2-[[1-(2-aminoetil)-4-piperidinil|amino]-4-metil-1H-bencimidazol-1-
il]-6-metil-3-piridinol (JNJ-2408068),

2-[[6-[[[2-(3-hidroxipropil)-5-metilfeniljamino|metil]-2-[[3-(morfolin-4-il)
propilJamino]bencimidazol-1-iljmetil]-6-metilpiridin-3-ol(TMC-353121),

5,5"-bis[1-(((5-amino-1H-tetrazolil)imino) metil)] 2,2'4"-metilidinetrisfenol
(VP-14637, MDT-637),



N-(2 hidroxietil)-4-metoxi-N-metil-3-(6-metil-[1,2,4]triazolo[3,4-a] ftalacin-
3-il) bencenosulfonamida (P13),

2-((2-((1-(2-aminoetil) piperidin-4-il)amino)-4-metil-1H-benzo[d]imidazol-
1-il) metil)-6-metilpiridin-3-ol (R170591),

1,4-bis(3-metilpiridin-4-il)-1,4-diazepan (C15),

(R)-9b-(4-clorofenil)-1-(4-fluorobenzoil)-2, 3-dihidro-1H-
imidazo[1',2":1,2]pitrrolo[3,4-c|piridin-5(9bH)-ona (BTA9981),

[2,2-bis (docosiloxi-oximetil) propil-5-acetaoamido-3,5-didesoxi-4,7,8,9-
tetra-O-(sodio-oxisulfonil)-D-glicero-D-galacto-2-nonulopiranosid]onato
(MBX-300),

BTA-C280,

N-(2-((S)-2-(5-((S)-3-aminopirrolidin-1-il)-6-metilpirazolo[1,5-a] pirimidin-2-
il) piperidin-1-carbonil)-4-clorofenil) metanosulfonamida (GS-58006),

un nanoanticuerpo anti-RSV,

un inhibidor de fusién de péptidos, y

3-((5-cloro-1-(3-(metilsulfonil)propil)-1H-indol-2-il)metil)-1-(2,2,2-
trifluoroetil)-1,3-dihidro-2H-imidazo[4,5-c|piridin-2-ona,

o una sal farmacéuticamente aceptable de cualquiera de los anteriores.

3. La composicién farmacéutica de conformidad con la reivindicacion 2, en
donde el inhibidor de proteinas de fusién es 3-((5-cloro-1-(3-(metilsulfonil)propil)-1H-
indol-2-il)metil)-1-(2,2,2-trifluoroetil)-1,3-dihidro-2H-imidazo[4,5-c| piridin-2-ona, o una

sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

4. La composicién farmacéutica de conformidad con la reivindicaciéon 2, en
donde el inhibidor de fusiéon de péptidos se selecciona del grupo que consiste en:
un péptido que tiene la secuencia DEFDASISQVNEKINQSLAFIRKSDELL
(I-67) y
un péptido que tiene la secuencia
FDASISQVNEKINQSLAFIRKSDELLHNVNAGKST (T-118).

5. Lacomposicion farmacéutica de conformidad con la reivindicacion 1, en donde

el compuesto (B) es la féormula (B5) que tiene la estructura:
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o un profarmaco, N-6xido, sal de adicién, amina cuaternaria, complejo
metalico, o una forma estereoquimicamente isomérica de esta,

en donde:

cada X es, independientemente, C o N;

R; se selecciona del grupo de H, halégeno, alquilo de C;-C, cicloalquilo
de C;-C; alcoxi de Ci-C4 N(Rg),, CO(R;), CH,NH, CH,OH, CN,
C(=NOH)NH,, C(=NOCH3;NH,, C(=NH)NH,, CF5, OCF; y B(OH),; B(O-
alquilo de C;-Cy)z;

R, se selecciona del grupo que consiste en H, halégeno, alquilo de C;-Cg,
cicloalquilo de C5-C5, alquiloxi de C;-C4 y CO(R);

Rj3 es —(CRgRy)-Rip;

Ry se selecciona del grupo que consiste en H, alquilo de C;-Cy, cicloalquilo
de C;5-C5, alquenilo de C,-Cy, SO,-Rg, CH,CF3, SO,CHj3 o0 un anillo saturado de
4 a 6 miembros que contiene un atomo de oxigeno;

R;s esta presente donde X es C, y se selecciona del grupo que consiste en H,
alquilo de C;-Cq, cicloalquilo de Cs-Cs, alcoxi de Ci-C4, CO(R5), CF5 y halégeno;
Rj esta ausente donde X es N

R se selecciona del grupo que consiste en H, alquilo de C;-Cs, COOCH;
y CONHSO,CHj;

R; se selecciona del grupo que consiste en OH, O(alquilo de C;-Cg), NH,,
NHSO,N(lquilo de C;-Cg),, NHSO,NCH;, NHSOs(alquilo de C;-Cy),
NHSO,(cicloalquilo de Cs-C7) y N(alquilo de C;-Cg),, NRgRg y NRoR;

n es un entero de 2 a 6;

cada Rg y Ry se selecciona independientemente de H, alquilo de C;-Cyy,
cicloalquilo de Cs-C5, o Rg y Ry agrupados para formar un anillo alifatico de 4 a

6 miembros que contiene opcionalmente uno o mas heteroatomos seleccionados

del grupo N, S, O;



Ry se selecciona del grupo que consiste en H, alquilo de C;-Cs, OH, CN, F,
CF,H, CF;, CENOH)NH,, CONRgRy, COORg — CONRgSO,R,
CON(RgSO,N(RgRg), NRgRy, NRgCOOR,, OCORg, NRgSO,Rg, SO,NRgRo,

SO,Rg 0 un anillo saturado de 4 a 6 miembros que contiene un atomo de oxigeno.

6.  Lacomposicion farmacéutica de conformidad con la reivindicacion 1, en donde

el compuesto (B) es la férmula (B7) que tiene la estructura:
Ry Rs
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o un profarmaco, N-6xido, sal de adicién, amina cuaternaria, complejo
metalico, o una forma estereoquimicamente isomérica de esta,

en donde:

cada X es independientemente C o N, y al menos un X es N;

un Y es N y los otros Y’s son C;

R; esta presente cuando X = C, y Ry se selecciona del grupo de H, OH,
halégeno, alquilo de C;-Cq, cicloalquilo de Cs-Cs, alcoxi de C;-Cg, NH,, CO(R5),
CH,NH,, CH,OH, CN, C(=NOH)NH,, C(=NOCH;)NH,, C(=NH)NH,, CF,
OCF; y B(OH),; B(O-alquilo de C;-Cg),;

R; se selecciona del grupo que consiste en H, halégeno, alquilo de C;-Cg,
cicloalquilo de C5-C5, alquiloxi de C;-Cy y CO(R7);

R3 es —(CRgRo)-Rip;

R4 se selecciona del grupo que consiste en H, alquilo de C;-C;, CH,CF3,
cicloalquilo de C;-C5, alquenilo de C,-Cy, SO,-Rg 0 un anillo saturado de 4 a 6
miembros que contiene un atomo de oxigeno;

R; esta presente cuando Y es C, y se selecciona del grupo que consiste en H,
alquilo de C;-Cg, cicloalquilo de C3-C5, alcoxi de Cy-Cg, CO(R7), CF5 y halégeno;

R; esta ausente cuando X es N

R se selecciona del grupo que consiste en H, alquilo de C;-Cs, COOCH;
y CONHSO,CHy3;



R7 se selecciona del grupo que consiste en OH, O(alquilo de C;-Cg), NH,,
NHSOZN(alqullo de C1-C6>2, NHSOZNHCH’),, NHSOZ(alqullo de C1-C6),

NHSO;(cicloalquilo de C3-C;) y N(alquilo de Cy-Cg)y;

n es un entero de 2 a 6;

cada Rg y Ry se selecciona independientemente de H, alquilo de C;-Cyy,

cicloalquilo de C5-C5, o Rg y Ry agrupados para formar un anillo alifatico de 4 a 6

miembros que contiene opcionalmente un heteroatomo seleccionado del grupo

N, S, O;

Ry se selecciona del grupo que consiste en H, alquilo de C,-C4, OH, CN, F,
CEF,H, CF;, CONRgRy, COORg, CONRSO,Ry, CON(RgSO,N(RgRg), NRgRo,
NRgCOORy, OCORg, NRgSO,Ry, SO,NRgRy, SO,Rg 0 un anillo saturado de 4 a 6

miembros que contiene un atomo de oxigeno.

7. La composicién farmacéutica de conformidad con cualquiera de

las

reivindicaciones 1-6, en donde la composicion farmacéutica comprende un compuesto

(B), o una sal farmacéuticamente aceptable de este.

8. La composicion farmacéutica de conformidad con cualquiera de
reivindicaciones 1-6, en donde la composiciéon farmacéutica comprende dos

compuesto (B), o una sal farmacéuticamente aceptable de este.

9.  La composiciéon farmacéutica de conformidad con cualquiera de

reivindicaciones 1-8, en donde R? es cloro.

10. La composiciéon farmacéutica de conformidad con cualquiera de

reivindicaciones 1-9, en donde R? es OH.

11. La composiciéon farmacéutica de conformidad con cualquiera de

reivindicaciones 1-9, en donde R? es —OC(=O)RAL

12.  La composicion farmacéutica de conformidad con la reivindicaciéon 11,

donde R?! es alquilo de Cy ¢ no sustituido.

las

del

las

las

las

en



13. La composiciéon farmacéutica de conformidad con cualquiera de las

reivindicaciones 1-9, en donde R? es un aminoacido unido a O sustituido o no sustituido.

14.  La composicion farmacéutica de conformidad con la reivindicacion 13, en
donde el aminoacido unido a O sustituido o no sustituido se selecciona del grupo que
consiste en alanina, asparagina, aspartato, cisteina, glutamato, glutamina, glicina, prolina,
serina, tirosina, arginina, histidina, isoleucina, leucina, lisina, metionina, fenilalanina,
treonina, triptéfano, valina, ornitina, hipusina, acido 2-aminoisobutirico, dehidroalanina,
acido gamma-aminobutirico, citrulina, beta-alanina, alfa-etil-glicina, alfa-propil-glicina y

notrleucina.

15.  La composicion farmacéutica de conformidad con la reivindicacion 13, en

donde el aminoacido unido a O sustituido o no sustituido tiene la estructura

Z_O RCT RE2

O NH, , en donde R se selecciona de hidrégeno, un alquilo de C, 4 sustituido o

no sustituido, un haloalquilo de C,4 sustituido o no sustituido, un cicloalquilo de Csg
sustituido o no sustituido, un arilo de Cg sustituido o no sustituido, un arilo de Cy, sustituido
o no sustituido y un aril(alquilo de C;_) sustituido o no sustituido; y R®? es hidrogeno o un
alquilo de Cy 4 sustituido o no sustituido; o R°! y R®? se agrupan para formar un cicloalquilo

de C; sustituido o no sustituido.

16. La composicién farmacéutica de conformidad con cualquiera de las

reivindicaciones 1-15, en donde R! es hidrdgeno.

17. La composiciéon farmacéutica de conformidad con cualquiera de las

reivindicaciones 1-15, en donde R! es un acilo sustituido o no sustituido.

18.  La composicion farmacéutica de conformidad con la reivindicacion 17, en
donde el acilo sustituido o no sustituido es -C(=O)RP!, en donde R®! es un alquilo de

C 24 sustituido o no sustituido o un cicloalquilo de C; ¢ sustituido o no sustituido.

19.  La composicion farmacéutica de conformidad con la reivindicacion 18, en

donde R®! es un alquilo de Cy ¢ no sustituido.



20. La composicion farmacéutica de conformidad con cualquiera de las

reivindicaciones 1-15, en donde R! es un aminoacido unido a O sustituido o no sustituido.

21. La composicion farmacéutica de conformidad con la reivindicacién 20, en
donde el aminoacido unido a O sustituido o no sustituido se selecciona del grupo que
consiste en alanina, asparagina, aspartato, cisteina, glutamato, glutamina, glicina, prolina,
serina, tirosina, arginina, histidina, isoleucina, leucina, lisina, metionina, fenilalanina,
treonina, triptéfano, valina, ornitina, hipusina, acido 2-aminoisobutirico, dehidroalanina,
acido gamma-aminobutirico, citrulina, beta-alanina, alfa-etil-glicina, alfa-propil-glicina y

notrleucina.

22.  La composicion farmacéutica de conformidad con la reivindicacion 20, en

donde el aminoacido unido a O sustituido o no sustituido tiene la estructura

Z_O RC RG4

0 NH, , en donde R se selecciona de hidrégeno, un alquilo de C, 4 sustituido o

no sustituido, un haloalquilo de C,4 sustituido o no sustituido, un cicloalquilo de Csg
sustituido o no sustituido, un arilo de Cg sustituido o no sustituido, un arilo de Cy, sustituido
o no sustituido y un aril(alquilo de C;_) sustituido o no sustituido; y R“ es hidrégeno o un
alquilo de Cy 4 sustituido o no sustituido; 0 R® y R se agrupan para formar un cicloalquilo

de C; sustituido o no sustituido.
23. La composiciéon farmacéutica de conformidad con cualquiera de las
]
o}
.. . . 7
reivindicaciones 1-15, en donde R! es OR"

24. La composicion farmacéutica de conformidad con la reivindicacién 23, en

donde R®y R7 estdn independientemente ausentes o son H.



25.  La composicién farmacéutica de conformidad con la reivindicacion 23, en

c1 RC2

R 0]
>< RA2
oy
donde R® y R’ son independientemente s o)
HsC(H0)17—07 ¥
o) (0]
oA
E/\/Q \/9:8 RA3

el otro de R® y R7estd ausente o es H.

; 0 en donde uno de R®y R es .y

26.  La composicion farmacéutica de conformidad con la reivindicaciéon 23,
0
E‘L/\O)L

alquilo de Cj.o4

bl

en donde R® y R’ son independientemente
Q o

E/\O)J\O-alquilo de Cias fff\/\s)J\

C1_24 aIkyI .

27. La composiciéon farmacéutica de conformidad con cualquiera de las

|
OR® { OR®
reivindicaciones 1-15, en donde R! es m,

28. Ia composicion farmacéutica de conformidad con la reivindicacion 27, en

donde m es 1.

29. La composicion farmacéutica de conformidad con la reivindicacion 27, en

donde m es 2.



30. La composicion farmacéutica de conformidad con cualquiera de las
NH,

7 N

Ho—~\_Oo N

-

reivindicaciones 1-8, en donde el compuesto (A) es HO F , 0 una sal

farmacéuticamente aceptable del mismo.

31. La composiciéon farmacéutica de conformidad con cualquiera de las

reivindicaciones 1-8, en donde el compuesto (A) se selecciona del grupo que consiste en:
N NH, NH,
e Je Gl e G
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o una sal farmacéuticamente aceptable de cualquiera de los anteriores.



32.  La composicion farmacéutica de conformidad con la reivindicacion 31, en

NH,
o | =N
\Hko o Nko
o F
T
donde el compuesto (A) es , 0 una sal farmacéuticamente
aceptable del mismo.
33.  La composicion farmacéutica de conformidad con cualquiera de las

reivindicaciones 1-8, en donde el compuesto (A) se selecciona del grupo que consiste en:
NH,

)
~a U /& NH2

0 0—P—0—~ o N0
i \Q' H3C(HQC)17—O/Y\O 0
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o una sal farmacéuticamente aceptable de cualquiera de los anteriores.

34. La composicion farmacéutica de conformidad con cualquiera de las

retvindicaciones 1-8, en donde el compuesto A) es



mismo.

farmacéuticamente aceptable del



