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CAPITULO REIVINDICATORIO MODIFICADO

(Primer Examen de Fondo)

1. Un compuesto de la Férmula 1

N 0]
O CH3
CH;—N
N = _—
N R1
1,
en donde

A se selecciona del grupo que consiste en Ny CH;

y en donde

R? se selecciona del grupo que consiste en Ce-10-arilo, Het y Hetarilo;

que se sustituye opcionalmente también con 1, 2 o 3 sustituyentes Z,

en donde cada Z es un sustituyente seleccionado del grupo que consiste en -OH,
oxo, -CN, haldgeno, -Ci¢-alquilo, -O-Cy6-alquilo, -Ci.¢-haloalquilo, cicloalquilo de 3 a 7
miembros, Het, Hetarilo, -CO-N(CHj3)., -CO-NHCHj3, -CO-NH2, -(C1-3-alquilen)-O-(Cy-3-
alquilo), -O-Het,

que se sustituye opcionalmente también con 1, 2 o 3 sustituyentes X,

en donde cada X se selecciona del grupo que consiste en haldgeno, -OH, oxo, -Ci-4-
alquilo, -O-Cis-alquilo, -Ci-s-haloalquilo, -O-(Cis-alquilen)-Het, Het, Hetarilo, -NH>,-
NH(CHs), -N(CHs3)2,

en donde el sustituyente X se sustituye opcionalmente también con 1, 2 0 3
sustituyentes de un grupo seleccionado de oxo, -OH, haldégeno y Ci-z-alquilo,

y en donde

Het se selecciona del grupo que consiste en un heterociclo monociclico de 5 a 6
miembros con 1, 2, 3 0 4 heteroatomos seleccionados independientemente entre side N, Sy
O;

y un heterociclo biciclico de 9 a 11 miembros con 1, 2, 3 0 4 heterodtomos
seleccionados independientemente entre si de N, Sy O;

Hetarilo se selecciona del grupo que consiste en un heteroaromato monociclico de 5
a 6 miembros con 1, 2, 3 0 4 heteroatomos, cada uno seleccionado independientemente
entreside N, SyO,;

y un heteroaromato biciclico de 9 a 11 miembros con 1, 2, 3 0 4 heteroatomos, cada
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uno seleccionado independientemente entre side N, Sy O;
y las sales aceptables desde el punto de vista farmacéutico de los compuestos antes

mencionados.

2. El compuesto de la Formula 1’
N O
0 CH,
CH;—N
N = _—
N Rl
1,

en donde A, Het, Hetarilo y R! se definen de acuerdo con la Reivindicacion 1,
y las sales aceptables desde el punto de vista farmacéutico de los compuestos antes

mencionados.

3. El compuesto de la Férmula 1 de acuerdo con la Reivindicacion 1 o de la Formula
1’ de acuerdo con la Reivindicacion 2, en donde

R? se selecciona del grupo que consiste en fenilo, Het y Hetarilo;

gue se sustituye opcionalmente también con 1, 2 o 3 sustituyentes Z,

en donde cada Z es un sustituyente seleccionado del grupo que consiste en

-OH, oxo, -CN, halégeno, -Cis-alquilo, -O-Cis-alquilo, -Ci.s-haloalquilo,
cicloalquilo de 3 a 7 miembros, Het, Hetarilo, -CO-N(CHz)2, -CO-NHCH3s, -CO-NH3, -(C1-
s-alquilen)-O-(Cy-3-alquilo), -O-Het,

que se sustituye opcionalmente también con 1, 2 o 3 sustituyentes X,

en donde cada X se selecciona del grupo que consiste en haldégeno, oxo, -Ci.s4-
alquilo, -O-C1.4-alquilo, -Ci-4-haloalquilo, -O-(C1-s-alquilen)-Het, Het, Hetarilo, -NHa,

en donde el sustituyente X se sustituye opcionalmente también con 1, 2 o 3
sustituyentes de un grupo seleccionado de oxo, metilo, etilo, n-propilo, isopropilo, n-butilo,
isobutilo y ter-butilo,

y las sales aceptables desde el punto de vista farmacéutico de los compuestos antes

mencionados.

4. El compuesto de la Formula 1a de acuerdo con la Reivindicacion 1
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o de la Formula 1a’ de acuerdo con la Reivindicacion 2,
0
S?
N
o CH,
—_ \ N
CH;—N
N~ )
N R

R? se selecciona del grupo que consiste en

2

la’,

en donde

fenilo, Het y Hetarilo;

gue se sustituye opcionalmente también con 1, 2 o 3 sustituyentes Z,

en donde cada Z es un sustituyente seleccionado del grupo que consiste en

-OH, oxo, -CN, halégeno, -Cis-alquilo, -O-Cis-alquilo, -Ci.s-haloalquilo,
cicloalquilo de 3 a 7 miembros, Het, Hetarilo, -CO-N(CHz)2, -CO-NHCH3s, -CO-NH3, -(C1-
s-alquilen)-O-(C1-3-alquilo), y -O-Het,

que se sustituye opcionalmente también con 1, 2 o 3 sustituyentes X,

en donde cada X se selecciona del grupo que consiste en haldégeno, oxo, -Ci.s4-
alquilo, -O-C1.4-alquilo, -Ci-4-haloalquilo, -O-(C1-s-alquilen)-Het, Het, Hetarilo, -NHa,

en donde el sustituyente X se sustituye opcionalmente también con 1, 2 o 3
sustituyentes de un grupo seleccionado de oxo, metilo, etilo, n-propilo, isopropilo, n-butilo,
isobutilo y ter-butilo,

y las sales aceptables desde el punto de vista farmacéutico de los compuestos antes

mencionados.

5. El compuesto de la Formula la o de la Formula la’ de acuerdo con la

Reivindicacion 4, en donde
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R! es un heteroaromato monociclico de 5 a 6 miembros con 1, 2 0 3 heteroatomos,
cada uno seleccionado independientemente entre si del grupo que consisteen N, Oy S,

0 un heteroaromato biciclico de 9 a 11 miembros con 1, 2, 3 0 4 heterodtomos, cada
uno seleccionado independientemente entre si del grupo que consiste en N, Oy S,

en donde este residuo R se une al resto de la molécula mediante un atomo de C o
mediante un atomo de N y se sustituye opcionalmente con 1, 2 o 3 sustituyentes Z,

en donde cada Z es un sustituyente seleccionado del grupo que consiste en -OH,
oxo, -CN, haldgeno, -metilo, -etilo, n-propilo, isopropilo, n-butilo, isobutilo, ter-butilo, -O-
Cuie-alquilo, -C16-haloalquilo, cicloalquilo de 3 a 7 miembros, Het, Hetarilo, -CO-N(CHj3)a,
-CO-NHCHg3, -CO-NHz, -(C13-alquilen)-O-(C1-3-alquilo), -O-Het,

que se sustituye opcionalmente también con 1, 2 o 3 sustituyentes X,

en donde cada X se selecciona del grupo que consiste en haldégeno, oxo, -Cis-
alquilo, -O-C14-alquilo, -C1.4-haloalquilo, -O-(C1-4-alquilen)-Het, Het, Hetarilo y -NH2,

en donde el sustituyente X se sustituye opcionalmente también con 1, 2 o0 3
sustituyentes de un grupo seleccionado de oxo, metilo, etilo, n-propilo, isopropilo, n-butilo,
isobutilo y ter-butilo,

y las sales aceptables desde el punto de vista farmacéutico de los compuestos antes

mencionados.

6. El compuesto de la Formula la o de la Formula la’ de acuerdo con la
Reivindicacion 4, en donde

R! se selecciona del grupo que consiste en piridinilo, pirimidinilo, pirazinilo,
pirrolilo, imidazolilo, pirazolilo, tiofenilo, furanilo, pirazolopiridinilo, indazolilo, tiazolilo,
imidazo-piridinilo e indolilo,

en donde este residuo R? se une al resto de la molécula mediante un atomo de C o
mediante un atomo de N y se sustituye opcionalmente con 1, 2 o 3 sustituyentes Z,

en donde cada Z es un sustituyente seleccionado del grupo que consiste en -OH,
oxo, -CN, hal6égeno, -metilo, -etilo, n-propilo, isopropilo, n-butilo, isobutilo, ter-butilo, -O-
metilo, -O-etilo, O-propilo, O-butilo, -Ci-3-haloalquilo, cicloalquilo de 3, 4, 5 0o 6
miembros, Het, Hetarilo, -CO-N(CHj3)2, -CO-NHCH3s, -CO-NH>, -(C1-3-alquilen)-O-(C1-3-
alquilo), -O-Het,

que se sustituye opcionalmente también con 1, 2 o 3 sustituyentes X,

en donde cada X se selecciona del grupo que consiste en haldégeno, oxo, -Ci.s4-
alquilo, -O-C1.4-alquilo, -C1-4-haloalquilo, -O-(C1-s-alquilen)-Het, Het, Hetarilo, -NHo,

en donde el sustituyente X se sustituye opcionalmente también con 1, 2 o 3
sustituyentes de un grupo seleccionado de oxo, metilo, etilo, n-propilo, isopropilo, n-butilo,
isobutilo y ter-butilo,

y las sales aceptables desde el punto de vista farmacéutico de los compuestos antes

mencionados.

7.  El compuesto de la Formula 1a o de la Formula 1a’ de acuerdo con la Reivindicacion
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4, en donde

Rles

* N

Y/
N
H

en donde este residuo de R! se sustituye opcionalmente también con 1, 2 o 3
sustituyentes Z,

en donde cada Z es un sustituyente seleccionado del grupo que consiste en -OH,
oxo, -CN, haldgeno, -Cie-alquilo, -O-Cy6-alquilo, -Ci6-haloalquilo, cicloalquilo de 3 a 7
miembros, Het, Hetarilo, -CO-N(CHj3)., -CO-NHCHj3, -CO-NH2, -(C1-3-alquilen)-O-(Cy-3-
alquilo), -O-Het,

que se sustituye opcionalmente también con 1, 2 o 3 sustituyentes X,

en donde cada X se selecciona del grupo que consiste en haldégeno, oxo, -Cis-
alquilo, -O-C1-4-alquilo, -Ci-4-haloalquilo, -O-(C1-4-alquilen)-Het, Het, Hetarilo, -NH_,

en donde el sustituyente X se sustituye opcionalmente también con 1, 2 o0 3
sustituyentes de un grupo seleccionado de oxo, metilo, etilo, n-propilo, isopropilo, n-butilo,
isobutilo y ter-butilo,

y las sales aceptables desde el punto de vista farmacéutico de los compuestos antes

mencionados.

8. El compuesto de la Formula 1a o de la Formula 1a’ de acuerdo con la reivindicacion
4, en donde R! es fenilo, que se sustituye opcionalmente también con 1, 2 o 3 sustituyentes
Z,

en donde cada Z es un sustituyente seleccionado del grupo que consiste en -OH,
oxo, -CN, haldgeno, -Cis-alquilo, -O-Cy.6-alquilo, -C1.6-haloalquilo, cicloalquilo de 3 a 7
miembros, Het, Hetarilo, -CO-N(CHj3)., -CO-NHCHj3, -CO-NH2, -(C1-3-alquilen)-O-(Cy-3-
alquilo), -O-Het, que se sustituye opcionalmente también con 1, 2 o 3 sustituyentes X,

en donde cada X se selecciona del grupo que consiste en haldégeno, 0xo, -Cis-
alquilo, -O-C1.4-alquilo, -C1.4-haloalquilo, -O-(C1-s-alquilen)-Het, Het, Hetarilo, -NHo,

en donde el sustituyente X se sustituye opcionalmente también con 1, 2 o 3
sustituyentes de un grupo seleccionado de oxo, metilo, etilo, n-propilo, isopropilo, n-butilo,
isobutilo y ter-butilo,

y las sales aceptables desde el punto de vista farmacéutico de los compuestos antes

mencionados.

9. El compuesto de la Formula la o de la Formula la’ de acuerdo con la

Reivindicacion 4, que se selecciona del grupo que consiste en
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y las sales aceptables desde el punto de vista farmacéutico de los compuestos antes

mencionados.

10.  El compuesto de la Formula la o de la Formula 1a’ de acuerdo con la

Reivindicacién 4, que es:
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0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.
11. El compuesto de la Formula la o de la Formula 1a’ de acuerdo con la
Reivindicacion 4, que es:
K ‘,;»,f:‘ Quiral
1‘,"‘\
—Nf ; .
e
—N
-
0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.
12. El compuesto de la Formula la o de la Formula la’ de acuerdo con Ila
Reivindicacion 4, que es:
n /{‘,Q Queral
Q'C
=N
ﬁ.‘" .J ,:,L_
N ~ h‘.\: N
I‘___'{.

0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

13. El compuesto de la Formula la o de la Férmula la’ de acuerdo con la

Reivindicacion 4, que es:

0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

14.  El compuesto de la Férmula 1c de acuerdo con la Reivindicacion 1
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(@]
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N
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\
CH;—N
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N R" 1c,

o de la Formula 1¢’ de acuerdo con la Reivindicacion 2

(o]
g
N
CH,
—
CHy—N
N\ —= )
N
R 1¢’,

R? se selecciona del grupo que consiste en fenilo, Het y Hetarilo;

en donde

que se sustituye opcionalmente también con 1, 2 o 3 sustituyentes Z,

en donde cada Z es un sustituyente seleccionado del grupo que consiste en -OH,
oxo, -CN, haldgeno, -Ci¢-alquilo, -O-Cy6-alquilo, -Ci.¢-haloalquilo, cicloalquilo de 3 a 7
miembros, Het, Hetarilo, -CO-N(CHj3)2, -CO-NHCH3s, -CO-NH>, -(Cz-3-alquilen)-O-(C1-3-
alquilo), -O-Het,

que se sustituye opcionalmente también con 1, 2 o 3 sustituyentes X,

en donde cada X se selecciona del grupo que consiste en halégeno, oxo, -Ci.s-
alquilo, -O-C1.4-alquilo, -C14-haloalquilo, -O-(C1-4-alquilen)-Het, Het, -NH>,

en donde el sustituyente X se sustituye opcionalmente también con 1, 2 o 3
sustituyentes de un grupo seleccionado de oxo, metilo, etilo, n-propilo, isopropilo, n-butilo,
isobutilo y ter-butilo,

y las sales aceptables desde el punto de vista farmaceutico de los compuestos antes

mencionados.

15.  El compuesto de la Féormula lc o de la Férmula 1c¢’ de acuerdo con la
Reivindicacion 14, en donde

R! es un heteroaromato monociclico de 5 a 6 miembros con 1, 2 0 3 heteroatomos,
cada uno seleccionado independientemente entre si del grupo que consiste en N, Oy S,

0 un heteroaromato biciclico de 9 a 11 miembros con 1, 2, 3 0 4 heterodtomos, cada
uno seleccionado independientemente entre si del grupo que consisteen N, Oy S,

en donde este residuo R? se une al resto de la molécula mediante un atomo de C o
mediante un atomo de N y se sustituye opcionalmente con 1, 2 o 3 sustituyentes Z,

en donde cada Z es un sustituyente seleccionado del grupo que consiste en
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-OH, oxo, -CN, haldgeno, -metilo, -etilo, n-propilo, isopropilo, n-butilo, isobutilo, ter-
butilo, -O-C1--alquilo, -Cz-¢-haloalquilo, cicloalquilo de 5 a 7 miembros, Het, Hetarilo,
-CO-N(CHpz)2, -CO-NHCHs, -CO-NHz, -(C1-3-alquilen)-O-(C1-z-alquilo), -O-Het,

que se sustituye opcionalmente también con 1, 2 o 3 sustituyentes X,

en donde cada X se selecciona del grupo que consiste en haldégeno, oxo, -Cis-
alquilo, -O-C1-4-alquilo, -Cs-4-haloalquilo, -O-(C1-s-alquilen)-Het, Het, -NH,

en donde el sustituyente X se sustituye opcionalmente también con 1, 2 o0 3
sustituyentes de un grupo seleccionado de oxo, metilo, etilo, n-propilo, isopropilo, n-butilo,
isobutilo y ter-butilo,

y las sales aceptables desde el punto de vista farmacéutico de los compuestos antes

mencionados.

16.  El compuesto de la Férmula lc o de la Férmula Ic¢’ de acuerdo con la
Reivindicacion 14, en donde

R! se selecciona del grupo que consiste en piridinilo, pirimidinilo, pirazinilo,
pirrolilo, imidazolilo, pirazolilo, tiofenilo, furanilo, pirazolopiridinilo, indazolilo, tiazolilo,
imidazo-piridinilo e indolilo,

en donde este residuo R* se une al resto de la molécula mediante un atomo de C o
mediante un atomo de N y se sustituye opcionalmente con 1, 2 o 3 sustituyentes Z,

en donde cada Z es un sustituyente seleccionado del grupo que consiste en
-OH, oxo, -CN, halégeno, -metilo, -etilo, n-propilo, isopropilo, n-butilo, isobutilo, ter-
butilo, -O-metilo, -O-etilo, O-propilo, O-butilo, -C1.3-haloalquilo, cicloalquilo de 3, 4,506
miembros, Het, Hetarilo, -CO-N(CHj3)., -CO-NHCHj3, -CO-NH2, -(C1-3-alquilen)-O-(Cy-3-
alquilo) y -O-Het,

que se sustituye opcionalmente también con 1, 2 o 3 sustituyentes X,
en donde cada X se selecciona del grupo que consiste en haldgeno, oxo, -Ci.s-alquilo, -O-
Ci4-alquilo, -C14-haloalquilo, -O-(C1-4-alquilen)-Het, Het, -NH>,

en donde el sustituyente X se sustituye opcionalmente también con 1, 2 o 3
sustituyentes de un grupo seleccionado de oxo, metilo, etilo, n-propilo, isopropilo, n-butilo,
isobutilo y ter-butilo,

y las sales aceptables desde el punto de vista farmacéutico de los compuestos antes

mencionados.

17.  El compuesto de la Formula 1c o de la Formula 1c’ de acuerdo con la
Reivindicacion 14, en donde

R es

* N

Y/
N
H

en donde el residuo R! se sustituye opcionalmente también con 1, 2 o 3
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sustituyentes Z,

en donde cada Z es un sustituyente seleccionado del grupo que consiste en
-OH, oxo, -CN, haldgeno, -Ci-s-alquilo, -O-Ci-s-alquilo, -C1-6-haloalquilo, cicloalquilo de 3
a 7 miembros, Het, Hetarilo, -CO-N(CHj3)2, -CO-NHCH3, -CO-NH>, -(C1.3-alquilen)-O-(Ci-
3-alquilo), -O-Het,

que se sustituye opcionalmente también con 1, 2 o 3 sustituyentes X,

en donde cada X se selecciona del grupo que consiste en haldégeno, oxo, -Ci-4-
alquilo, -O-C1.4-alquilo, -C1.4-haloalquilo, -O-(C14-alquilen-Het, Het, Hetarilo y -NHo,

en donde el sustituyente X se sustituye opcionalmente también con 1, 2 0 3
sustituyentes de un grupo seleccionado de oxo, metilo, etilo, n-propilo, isopropilo, n-butilo,
isobutilo y ter-butilo,

y las sales aceptables desde el punto de vista farmacéutico de los compuestos antes

mencionados.

18. El compuesto de la Formula Ic o de la Formula Ic’ de acuerdo con la
Reivindicacion 14, en donde

R? es fenilo,

que se sustituye opcionalmente también con 1, 2 o 3 sustituyentes Z,

en donde cada Z es un sustituyente seleccionado del grupo que consiste en
-OH, oxo, -CN, halégeno, -Ci6-alquilo, -O-Ci6-alquilo, -C1-¢-haloalquilo, cicloalquilo de 3
a 7 miembros, Het, Hetarilo, -CO-N(CHj3)2, -CO-NHCH3, -CO-NH>, -(C1.3-alquilen)-O-(Ci-
3-alquilo), -O-Het,

que se sustituye opcionalmente también con 1, 2 o 3 sustituyentes X,

en donde cada X se selecciona del grupo que consiste en halégeno, oxo, -Ci-s-
alquilo, -O-C1.4-alquilo, -C14-haloalquilo, -O-(C1-4-alquilen)-Het, Het y -NH>,

en donde el sustituyente X se sustituye opcionalmente también con 1, 2 o 3
sustituyentes de un grupo seleccionado de oxo, metilo, etilo, n-propilo, isopropilo, n-butilo,
isobutilo y ter-butilo,

y las sales aceptables desde el punto de vista farmacéutico de los compuestos antes

mencionados.

19. El compuesto de la Férmula 1c o de la Formula 1¢’ de acuerdo con la Reivindicacion

14, que se selecciona del grupo que consiste en
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y las sales aceptables desde el punto de vista farmacéutico de los compuestos antes

mencionados.

20.  El compuesto de la Férmula 1c o la Férmula 1¢’ de acuerdo a la Reivindicacion 14,

que es:
H—"""p Quaral

~./

y una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

21.  El compuesto de la Formula 1¢ o la Formula 1¢’ de acuerdo a la Reivindicacion 14,

que es:
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y una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.
22.  El compuesto de la Formula 1c o la Férmula 1¢’ de acuerdo a la Reivindicacion 14,
que es:
?j f.;/"O Quiral
J\i
—N i i
.""f.L"\?—
ot
y una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.
23.  El compuesto de la Formula 1c o la Formula 1¢” de acuerdo a la Reivindicacion 14,
que es:
H ,./.-o Quiral
N—
\
0~
— ”_;;J\ ’_?I\ ) f
s |l N —-‘-l'.‘
sy’ F

y una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.
24. El compuesto de la Formula 1¢ o la Formula 1¢” de acuerdo a la Reivindicacion 14,

que es:

M ,.;,o Quiral

PN
—N l J =
N N\ ‘T‘ /‘ -\N“
‘” R
=N —/

y una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

25. Un compuesto del intermediario seleccionado del grupo que consiste en la Formula
6
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y de la Formula 11
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en donde R se definen de acuerdo con la reivindicacion 1y en donde Hal es Cl o Br
y en donde PG es un grupo protector seleccionado del grupo que consiste en bencilo, 1-

feniletilo, 1-(4-metoxifenil)etilo.
26.  Un compuesto del intermediario seleccionado del grupo que consiste de la Formula

10.2
OH

Brip.a.

27.  Una formulacién farmacéutica, caracterizadas porque contienen uno 0 mas
compuestos de acuerdo con una de las Reivindicaciones 1 a 24 y un excipiente aceptable

desde el punto de vista farmacéutico.
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