CAPITULO REIVINDICATORIO

1. Un compuesto de férmula (1):
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o0 una sal, estereoisdmero o tautdmero farmacéuticamente aceptable del mismo, en
donde:

RAl es hidrégeno, halégeno, alquilo opcionalmente sustituido, alquenilo
opcionalmente sustituido, alquinilo opcionalmente sustituido, carbociclilo opcionalmente
sustituido, heterociclilo opcionalmente sustituido, arilo opcionalmente sustituido,
heteroarilo opcionalmente sustituido, acilo opcionalmente sustituido, —ORf, =SRf, =N(Rf),,
-NO, o0 -CN;

RA2 es hidrégeno, halégeno, alquilo opcionalmente sustituido, alquenilo
opcionalmente sustituido, alquinilo opcionalmente sustituido, carbociclilo opcionalmente
sustituido, heterociclilo opcionalmente sustituido, arilo opcionalmente sustituido,
heteroarilo opcionalmente sustituido, acilo opcionalmente sustituido, —ORf, -SRf, =N(Rf),,
-NO; 0 -CN;

X! es N o CR° en donde R®> es hidrégeno, haldgeno, alquilo opcionalmente
sustituido, alquenilo opcionalmente sustituido, alquinilo opcionalmente sustituido,
carbociclilo opcionalmente sustituido, heterociclilo opcionalmente sustituido, arilo
opcionalmente sustituido, heteroarilo opcionalmente sustituido, acilo opcionalmente
sustituido, —OR', =SRf, -N(Rf),, -NO, 0 —CN;

RE es hidrogeno, halégeno, alquilo opcionalmente sustituido, alquenilo
opcionalmente sustituido, alquinilo opcionalmente sustituido, carbociclilo opcionalmente
sustituido, heterociclilo opcionalmente sustituido, arilo opcionalmente sustituido,
heteroarilo opcionalmente sustituido, acilo opcionalmente sustituido, -ORf, =SRf, =N(Rf),,
-NO, o -CN;

el anillo C es arilo o heteroarilo;

cada aparicién de RC es independientemente halégeno, alquilo opcionalmente
sustituido, alquenilo opcionalmente sustituido, alquinilo opcionalmente sustituido,

carbociclilo opcionalmente sustituido, heterociclilo opcionalmente sustituido, arilo



opcionalmente sustituido, heteroarilo opcionalmente sustituido, acilo opcionalmente
sustituido, sulfonilo opcionalmente sustituido, —ORf, =SRf, =N(Rf),, -NO, 0 -CN;
ces0,1,2,304;

R es hidrégeno, halégeno, alquilo opcionalmente sustituido o —(CH,),L, en donde
neO0, 1,2 304yL es-C(=0)R3 -C(=0)OR3, -C(=0)NR3R*, -S(=0),R3, -5(=0),0R3,
-5(=0),NR3R* -OR3, -NR3R* -N(R*C(=0)R3, carbociclilo opcionalmente sustituido,
heterociclilo opcionalmente sustituido, arilo opcionalmente sustituido o heteroarilo
opcionalmente sustituido;

R? es hidrégeno, haldgeno o alquilo opcionalmente sustituido;

cada uno de R3 y R* es independientemente hidrégeno, alquilo opcionalmente
sustituido, alquenilo opcionalmente sustituido, alquinilo opcionalmente sustituido,
carbociclilo opcionalmente sustituido, heterociclilo opcionalmente sustituido, arilo
opcionalmente sustituido, heteroarilo opcionalmente sustituido o acilo opcionalmente
sustituido, un grupo protector de oxigeno o un grupo protector de nitrégeno o R® y R* se
unen para formar un anillo heterociclico opcionalmente sustituido o heteroarilo
opcionalmente sustituido; y

cada aparicion de Rf es independientemente, hidrégeno, alquilo opcionalmente
sustituido, alquenilo opcionalmente sustituido, alquinilo opcionalmente sustituido,
carbociclilo opcionalmente sustituido, heterociclilo opcionalmente sustituido, arilo
opcionalmente sustituido, heteroarilo opcionalmente sustituido, acilo opcionalmente
sustituido, sulfonilo opcionalmente sustituido, un grupo protector de oxigeno o un grupo
protector de nitrégeno o dos Rf se unen para formar un anillo heterociclico opcionalmente
sustituido o heteroarilo opcionalmente sustituido;

a condicién de que el compuesto no sea:
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2. El compuesto de la Reivindicacion 1, en donde el compuesto es de féormula (I-A-1)

(I-A-2), (I-B-1), (I-C-1), (I-D-1), o (I-E-1):
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o una sal, estereocisomero o tautdmero farmacéuticamente aceptable del mismo.

3. El compuesto de la Reivindicacidon 1 o una sal farmacéuticamente aceptable del
mismo, en donde el anillo C es de férmula:
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4. El compuesto de una cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 3 o una sal
farmacéuticamente aceptable del mismo, en donde los dos RA! y RA% son hidrégeno o

alquilo C,.¢ opcionalmente sustituido.

5. El compuesto de una cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 4, o una sal
farmacéuticamente aceptable del mismo, en donde R! es -(CH,),C(=O)OR3,

-(CH,),S(=0),R3, 0 =(CH,),NR3R*, 0 —(CH,),C(=0)NR3R*, en donde nes 0, 1, 2, 3 0 4.

6. El compuesto de una cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 4 o una sal

farmacéuticamente aceptable del mismo, en donde R! es —(CH,),L, y L es carbociclilo



opcionalmente sustituido, heterociclilo opcionalmente sustituido, arilo opcionalmente

sustituido o heteroarilo opcionalmente sustituido,ynes0, 1, 2,3 04.

7. El compuesto de la Reivindicacidon 5 o una sal farmacéuticamente aceptable del
mismo, en donde R3 es hidrégeno y R* es alquilo C;¢ opcionalmente sustituido o arilo

opcionalmente sustituido.

8. El compuesto de la Reivindicacion 5 o una sal farmacéuticamente aceptable del
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mismo, en donde R! es de férmula: o

R32 es haldgeno, alquilo opcionalmente sustituido, alquenilo opcionalmente
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sustituido, alquinilo opcionalmente sustituido, carbociclilo opcionalmente sustituido,
heterociclilo opcionalmente sustituido, arilo opcionalmente sustituido, heteroarilo
opcionalmente sustituido, acilo opcionalmente sustituido, —~ORf, =SRf, =N(R&), 0 -NO;

Re es alquilo opcionalmente sustituido, alquenilo opcionalmente sustituido,
alquinilo opcionalmente sustituido, carbociclilo opcionalmente sustituido, heterociclilo
opcionalmente sustituido, arilo opcionalmente sustituido, heteroarilo opcionalmente
sustituido o grupo protector de nitrégeno; y

AesO0,1,2,3,405.

0. El compuesto de la Reivindicacidon 5 o una sal farmacéuticamente aceptable del
mismo, en donde R3 es hidrégeno y R* es alquilo Cyg sin sustituir o alquilo Cy_g sustituido,
en donde los sustituyentes se seleccionan entre el grupo que consiste en haldgeno,

hidroxilo y heterociclilo opcionalmente sustituido.

10. El compuesto de la Reivindicacidon 5 o una sal farmacéuticamente aceptable del
mismo, en donde R3 y R* se unen para formar un anillo heterociclico opcionalmente

sustituido.

11. El compuesto de una cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 4 o una sal

farmacéuticamente aceptable del mismo, en donde R! es:
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12. El compuesto de una cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 6 u 8 a 11 o una sal

farmacéuticamente aceptable del mismo, en donde R? es hidrégeno.

13. El compuesto de una cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 6 u 8 a 12 o una sal

farmacéuticamente aceptable del mismo, en donde X! es N.



14. El compuesto de una cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 6 u 8 a 13 o una sal
farmacéuticamente aceptable del mismo, en donde R® es hidrégeno o alquilo Cig

opcionalmente sustituido.

15. El compuesto de la Reivindicacién 1, en donde el compuesto es de férmula:
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o una sal, estereoisdmero o tautémero farmacéuticamente aceptable del mismo.



16. Un compuesto de formula (11):
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0 una sal, estereocisdmero o tautdmero farmacéuticamente aceptable del mismo, en
donde:

RM es —-CN, -N(Rf), o —=CH,N(R),;

RA2 es hidrégeno, halégeno, alquilo opcionalmente sustituido, alquenilo
opcionalmente sustituido, alquinilo opcionalmente sustituido, carbociclilo opcionalmente
sustituido, heterociclilo opcionalmente sustituido, arilo opcionalmente sustituido,
heteroarilo opcionalmente sustituido, acilo opcionalmente sustituido, -ORf, =SRf, =N(Rf),,
-NO, 0 -CN;

X! es N o CR> en donde R®> es hidrdogeno, halégeno, alquilo opcionalmente
sustituido, alquenilo opcionalmente sustituido, alquinilo opcionalmente sustituido,
carbociclilo opcionalmente sustituido, heterociclilo opcionalmente sustituido, arilo
opcionalmente sustituido, heteroarilo opcionalmente sustituido, acilo opcionalmente
sustituido, -ORf, -SRf, =N(Rf),, -NO, o0 -CN;

RE es hidréogeno, haldgeno, alquilo opcionalmente sustituido, alquenilo
opcionalmente sustituido, alquinilo opcionalmente sustituido, carbociclilo opcionalmente
sustituido, heterociclilo opcionalmente sustituido, arilo opcionalmente sustituido,
heteroarilo opcionalmente sustituido, acilo opcionalmente sustituido, -ORf, -SRf, =N(Rf),,
-NO, o0 —-CN;

el anillo C es arilo o heteroarilo;

cada aparicion de RC es independientemente haldgeno, alquilo opcionalmente
sustituido, alquenilo opcionalmente sustituido, alquinilo opcionalmente sustituido,
carbociclilo opcionalmente sustituido, heterociclilo opcionalmente sustituido, arilo
opcionalmente sustituido, heteroarilo opcionalmente sustituido, acilo opcionalmente
sustituido, sulfonilo opcionalmente sustituido, —ORf, =SRf, =N(Rf),, -NO, 0 -CN;

ces0,1,2,304;

R! es hidrégeno, haldgeno, alquilo opcionalmente sustituido o —=(CH,).L, en donde
neO0, 1,2 304yL es-C=0)R3 -C(=0)OR3, -C(=0)NR3R*, -S(=0),R3, -5(=0),0R3,
-S(=0),NR3R%, -0OR3, -NR3R% -N(R?*)C(=O)R3, carbociclilo opcionalmente sustituido,



heterociclilo opcionalmente sustituido, arilo opcionalmente sustituido o heteroarilo
opcionalmente sustituido;

R2 es hidrégeno, halégeno o alquilo opcionalmente sustituido;

cada uno de R3 y R* es independientemente hidrégeno, alquilo opcionalmente
sustituido, alquenilo opcionalmente sustituido, alquinilo opcionalmente sustituido,
carbociclilo opcionalmente sustituido, heterociclilo opcionalmente sustituido, arilo
opcionalmente sustituido o heteroarilo opcionalmente sustituido o acilo opcionalmente
sustituido, un grupo protector de oxigeno o un grupo protector de nitrégeno o R® y R* se
unen para formar un anillo heterociclico opcionalmente sustituido o heteroarilo
opcionalmente sustituido; y

cada aparicion de Rf es independientemente, hidrégeno, alquilo opcionalmente
sustituido, alquenilo opcionalmente sustituido, alquinilo opcionalmente sustituido,
carbociclilo opcionalmente sustituido, heterociclilo opcionalmente sustituido, arilo
opcionalmente sustituido, heteroarilo opcionalmente sustituido, acilo opcionalmente
sustituido, sulfonilo opcionalmente sustituido, un grupo protector de oxigeno o un grupo
protector de nitrégeno o dos Rf se unen para formar un anillo heterociclico opcionalmente

sustituido o heteroarilo opcionalmente sustituido.

17. El compuesto de la Reivindicacion 16, en donde el compuesto es de formula (lI-A-

1), (I1-A-2), (I1-B-1), (I-C-1), (1I-D-1), (II-E-1), (I-F-1), o (1-G-1):
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0 una sal, estereoisdmero o tautdmero farmacéuticamente aceptable del mismo.

18. El compuesto de la Reivindicacion 16 o una sal farmacéuticamente aceptable del
mismo, en donde RM es -CN, -NHRf y Rf es hidrégeno, alquilo Cy.¢ sin sustituir, sulfonilo o

un grupo protector de nitrégeno.

19. El compuesto de una cualquiera de las Reivindicaciones 16 a 18 o una sal
farmacéuticamente aceptable del mismo, en donde RA? es hidrégeno o alquilo Cyg

opcionalmente sustituido.

20. El compuesto de una cualquiera de las Reivindicaciones 16 a 19 o una sal

farmacéuticamente aceptable del mismo, en donde el anillo C es de férmula:

~
@(R%
21. El compuesto de una cualquiera de las Reivindicaciones 16 a 20 o una sal

farmacéuticamente aceptable del mismo, en donde R! es -(CH,),C(=0O)OR3,
—(CH,).S(=0),R3, —(CH;),NR3R*, —(CH,).L, y L es carbociclilo opcionalmente sustituido,
heterociclilo opcionalmente sustituido, arilo opcionalmente sustituido o heteroarilo

opcionalmente sustituido o —=(CH,),C(=O)NR3R* endondenes 0, 1, 2, 3, 0 4.

22. El compuesto de la Reivindicacion 21 o una sal farmacéuticamente aceptable del
mismo, en donde R3? es hidrégeno y R* es alquilo C;4 opcionalmente sustituido o arilo

opcionalmente sustituido.



23. El compuesto de la Reivindicacion 21 o una sal farmacéuticamente aceptable del
mismo, en donde R3 y R* se unen para formar un anillo heterociclico opcionalmente

sustituido.

24, El compuesto de una cualquiera de las Reivindicaciones 16 a 20 o una sal
farmacéuticamente aceptable del mismo, en donde R! es:
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25. El compuesto de una cualquiera de las Reivindicaciones 16 a 24 o una sal

farmacéuticamente aceptable del mismo, en donde R? es hidrégeno.

26. El compuesto de una cualquiera de las Reivindicaciones 16 a 25 o una sal

farmacéuticamente aceptable del mismo, en donde X! es N.

27. El compuesto de una cualquiera de las Reivindicaciones 16 a 26 o una sal
farmacéuticamente aceptable del mismo, en donde RB es hidréogeno o alquilo Cig

opcionalmente sustituido.

28. El compuesto de la Reivindicacion 16, en donde el compuesto es de férmula:
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0 una sal, estereoisdmero o tautdmero farmacéuticamente aceptable del mismo.
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29. Una composicidon farmacéutica que comprende un compuesto de una cualquiera
de las Reivindicaciones 1, o 17-28 o wuna sal, estereoisdbmero o tautdmero

farmacéuticamente aceptable del mismo y un excipiente farmacéuticamente aceptable.
30. Un kit que comprende un recipiente, un compuesto de una cualquiera de las
Reivindicaciones 1, o 17-28 o una sal, estereoisomero o tautomero farmacéuticamente

aceptable del mismo o una composicion farmacéutica de la Reivindicacion 29 e

instrucciones para administrar el compuesto o la composicion a un sujeto.
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