REIVINDICACIONES

1. Un compuesto de Férmula (I0), (IIO0),

(IVO) :

R1 (IVO0),

o un tautdémero de este, o una sal farmacéuticamente

aceptable del compuesto o del tautdmero, donde,

X! es N o CR?;
X? es N o CR3;
X3 es N o CR%;
X% es N o CR>;
X% es N o CH;

X% es N o CR!®;
X" es N o CH;

X8 es NR!3 o CR!IR!Z;

(ITI0)

o



uno de X!? y X!'* es independientemente NR®R’, y el otro es
R10;

B es arilo Cg-Cip o hetercarilo de 5 a 10 miembros,
opcionalmente sustituido con uno o mas R'°;

R! es H o alquilo C;-Cy;

cada uno de R?, R3, R* y R° independientemente, se
selecciona del grupo que consiste en H, halo, ciano, alcoxilo
C1-C4, arilo Cg-Cy;9, OH, NR2RP®, C(0)NR2RP®, NR2C (O)RP, C(0)OR?,
OC (0O) R?, OC (0) NR2RP, NR2C (O) ORP, cicloalquilo C5-Cg,
heterocicloalgquilo de 4 a 7 miembros, heteroarilo de 5 a 6
miembros, alquilo C;-Cq, alquenilo C,-C¢ y alquinilo C,-Cg4, donde
el arilo Cg-Cyq, cicloalquilo C3-Cg, heterocicloalquilo de 4 a
7 miembros, hetercarilo de 5 a 6 miembros, alcoxilo C;-Cq ,
alquilo C1;-C¢ , alquenilo C,-C¢ y alquinilo C,-C¢ estan cada uno
opcionalmente sustituidos con uno o mads de halo, OR? o NR®R®,
en el que cada uno de R* y R® independientemente es H o alquilo
C1-Ces

R es —-Q'-T!, en el que Q' es un enlace, o enlazador
alquileno C;-C4, alquenileno C,-Cs 0 algquinileno C,-C4, cada uno
opcionalmente sustituido con uno o mds de halo, ciano,
hidroxilo, oxo o alcoxilo C;-C4, y T! es H, halo, ciano o R®%!,
en el que R% es cicloalquilo C3-Cg, fenilo, heterocicloalquilo
de 4 a 12 miembros que contiene 1-4 heteroatomos seleccionadoss
de N, O y S, o un heterocarilo de 5 o 6 miembros, y RS!' esta
opcionalmente sustituido con uno o més de halo, alquilo C;-Cg,
alquenilo C,-C¢, alquinilo C,-C¢, hidroxilo, oxo, -C(O)R®¢, -

C (0)OR®, =SO,R®, =-SO,N(R®),, -NR°C(O)RY, -C(O)NRCRY, -NRC (0)ORY,



-0OC (O)NR°RY, NRC°RY o0 alcoxilo C;-C4, en el que cada uno de RC y
RY independientemente es H o alquilo C;-Cg;

R’ es —-Q?-T?, en el que Q? es un enlace, C(O)NR® o NReC(O),
siendo R® H o alquilo C;-Cs y T? es un heterocarilo de 5 a 10
miembros o heterocicloalquilo de 4 a 12 miembros, y donde el
hetercarilo de 5 a 10 miembros o heterocicloalquilo de 4 a 12
miembros esta opcionalmente sustituido con uno o mas -Q3-T3,
donde cada uno de Q? independientemente es un enlace o enlazador
alquileno C;-C;, cada uno opcionalmente sustituido con uno o
mas de halo, ciano, hidroxilo o alcoxi C;-C4, y cada uno de T3
independientemente se selecciona del grupo que consiste en H,
halo, ciano, alquilo C;-C¢, alquenilo C,-C4, alquinilo C,-Cg,
cicloalquilo C3-Cg, arilo Cg—Cyg, heterocicloalquilo de 4 a 7
miembros que contiene 1-4 heterocatomos seleccionados de N, O y
S, heteroarilo de 5 a 6 miembros, ORf, C(O)Rf, C(0)ORf, OC(0)RF,
S (0),REf, NRfRY, OC(O)NRfRY, NREIC(O)ORY, C(O)NRFRY y NREIC(O)RY,
siendo cada uno de Rf y RY9 independientemente H, cicloalquilo
C3-Cg 0 alquilo C1-C6 opcionalmente sustituido con cicloalquilo
Cs-Cg, en el que el cicloalquilo (C3-Cg, arilo Cg=Cio,
heterocicloalgquilo de 4 a 7 miembros o hetercarilo de 5 a 6
miembros estd opcionalmente sustituido con uno o méas halo,
ciano, hidroxilo, alquilo C;-C4, alquenilo C,-C¢, algquinilo Cy,-
Ce 0 alcoxi Ci-Cg; o —-0Q3-T3 es oxo;

R® es H o alquilo C;-Cg;

R° es -Q%-T% en el que Q% es un enlace o enlazador

alquileno C;-C4, alquenileno C,-Cs 0 algquinileno C,-C4, cada uno

opcionalmente sustituido con uno o mds de halo, ciano,



hidroxilo, o alcoxilo C;-C4, y T% es H, halo, OR?, NR'R!,
NRPC (O)RY, C(O)NRPR*, C(O)RR, C(0)ORP, NRPC(0)OR!, OC(0)NRR?,
S(0),R?, S(O),NRR' o R®°?, en el que cada uno de R y R,
independientemente, es H o alquilo C;-C4, y R%? es cicloalquilo
C3-Cg, arilo Cg-Cig9, heterocicloalquilo de 4 a 12 miembros que
contiene 1-4 heteroatomos seleccionados de N, O y S, o un
heteroarilo de 5 a 10 miembros, vy R% estd opcionalmente
sustituido con uno o mds -0°-T°, donde cada uno de Q°
independientemente es un enlace o enlazador alquileno C;-Cs,
cada uno opcionalmente sustituido con uno o mas de halo, ciano,
hidroxilo o alcoxi C;-Cg4, y cada uno de T° independientemente
se selecciona del grupo que consiste en H, halo, ciano, alquilo
C1-C¢, alquenilo C,-C4, algquinilo C,-C4, <cicloalquilo C3-Cg,
arilo C4-Cig9, heterocicloalquilo de 4 a 7 miembros que contiene
1-4 heterocatomos seleccionadoss de N, O y S, hetercarilo de 5
a 6 miembros, ORJ, C(O)RI}, C(O)ORJ, OC(O)RI, S(0O),RI, NRIRK,
OC (0) NRIRX, NRIC (0)OR¥, C(0)NRIR* y NRIC(0O)R¥, siendo cada uno de
R} y R*¥ independientemente H o alquilo C;-C4, o —-Q>-T° es o0xo0;
RYY es halo, alquilo C,-C4, alquenilo C,-Cg, alquinilo C,-
C¢, cicloalquilo C3-Cg, o heterocicloalquilo de 4 a 12 miembros
que contiene 1-4 heteroatomos seleccionadoss de N, O y S, donde
cada uno de los alquilo C;-Cq, alquenilo C,-C¢, alquinilo C,-Cg,
cicloalquilo C3-Cg y heterocicloalquilo de 4 a 12 miembros esta
opcionalmente sustituido con uno o més halo, ciano, hidroxilo,
oxo, amino, mono- o di-alquilamino, alquilo C;-Cq, alquenilo

Cy,-Cg, alquinilo C,-C4, alcoxi C;-C4, C(O)NRIR® o NRIC(0O)RX;



R vy R'?, junto con el atomo de carbono al que estan
unidos, forman un cicloalquilo C3-C;, o heterocicloalquilo de
4 a 12 miembros que contiene 1-4 heteroatomos seleccionadoss
de N, Oy S, donde el cicloalquilo C3-C;; o heterocicloalquilo
de 4 a 12 miembros estd opcionalmente sustituido con uno o
mas de halo, alquilo C;-Cq, alquenilo C,-C4, alquinilo C,-Cg,
hidroxilo, oxo, amino, mono- o di-alquilamino o alcoxilo Ci-
Ces

R!3 es H, alquilo C;-C¢, alquenilo C,-C4, algquinilo C,-
C¢, cicloalquilo C3-Cq, o0 heterocicloalquilo de 4 a 12
miembros que contiene 1-4 heteroatomos seleccionadoss de N,
Oy S;

R'% es H, halo, ciano, P(O)R!R", alquilo C,-C4, alqgquenilo
C,-Cs, alquinilo Cy,-Cs, cicloalqgquilo C3—Cis,
heterocicloalgquilo de 4 a 7 miembros, heterocarilo de 5 a 6
miembros, u -OR®, donde el alquilo C;-C4, alquenilo C,-Cs ©
alquinilo C,-Cg esta opcionalmente sustituido con uno o mas
de halo u OR®, y cada uno de R! y R™ independientemente es
alquilo C1-Cg; vy

R'® es H, halo, ciano u-OR®.

2. El compuesto de la reivindicacidén 1, que es de la
Férmula (I), (II) o (III):

\X3

Rsk
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X (I11),

o un tautdémero de este, o una sal farmacéuticamente
aceptable del compuesto o del tautdmero, donde,

X! es N o CR?;

X? es N o CR3;

X3 es N o CR%;

X% es N o CR>;

X% es N o CH;

X% es N o CR!®;

X" es N o CH;

uno de X! y X' es independientemente NR®R’?, y el otro es
R10;

B es arilo C¢-Cig o heteroarilo de 5 a 10 miembros,
opcionalmente sustituido con uno o més R'°;

R! es H o alquilo C;-Cy;

cada uno de R?, R?) R?* y R° independientemente, se
selecciona del grupo que consiste en H, halo, ciano, alcoxilo
C1-C¢, arilo Cg-Cip, OH, NR2RP, C(0)NR2RP, NR*C(0)RP?, C(0)OR?,
OC (O) R?, OC (O) NR2RP, NRaC (O) ORP, cicloalquilo C3—Cg,

heterocicloalquilo de 4 a 7 miembros, heteroarilo de 5 a 6



miembros, alquilo C;-Cq, alquenilo C,-C¢ y alquinilo C,-Cg4, donde
el arilo Cg-Cyq, cicloalquilo C3-Cg, heterocicloalquilo de 4 a
7 miembros, hetercarilo de 5 a 6 miembros, alcoxilo C;-Cq ,
alquilo C;-C¢ , alquenilo C,-C¢ y alquinilo C,-C¢ estan cada uno
opcionalmente sustituidos con uno o mads de halo, OR? o NR®R®,
en el que cada uno de R* y R® independientemente es H o alquilo
C1-Ces

R es -Q'-T!, en el que Q' es un enlace, o enlazador
alquileno C;-C4, alquenileno C,-Cs 0 algquinileno C,-C4, cada uno
opcionalmente sustituido con uno o mds de halo, ciano,
hidroxilo, oxo o alcoxilo C;-C4, y T! es H, halo, ciano o R®%!,
en el que R% es cicloalquilo C3-Cg, fenilo, heterocicloalquilo
de 4 a 12 miembros que contiene 1-4 heteroatomos seleccionadoss
de N, O y S, o un heterocarilo de 5 o 6 miembros, y RS!' esta
opcionalmente sustituido con uno o més de halo, alquilo C;-Cg,
alquenilo C,-C¢, alquinilo C,-C¢, hidroxilo, oxo, -C(O)R¢, -
C(0)OR®, -SO,R°%, -SO,N(R®),, -NRCEC(O)RY, -C(0O)NRCRY, -NR°C (0)ORY,
-0OC (O)NR°RY, NRC°RY o0 alcoxilo C;-C4, en el que cada uno de RC y
RY independientemente es H o alquilo C;-Cg;

R’ es —-Q?-T?, en el que Q? es un enlace, C(O)NR® o NReC(0),
siendo R® H o alquilo C;-Cs y T? es un heterocarilo de 5 a 10
miembros o heterocicloalquilo de 4 a 12 miembros, y donde el
hetercarilo de 5 a 10 miembros o heterocicloalquilo de 4 a 12
miembros estad opcionalmente sustituido con uno o mas -Q3-T3,
donde cada uno de Q? independientemente es un enlace o enlazador
alquileno C;-C;, cada uno opcionalmente sustituido con uno o

mas de halo, ciano, hidroxilo o alcoxi C;-C4, y cada uno de T3



independientemente se selecciona del grupo que consiste en H,
halo, ciano, alquilo C;-C¢, alquenilo C,-C4, alquinilo C,-Cg,
cicloalquilo C3-Cg, arilo Cg-Cyg, heterocicloalquilo de 4 a 7
miembros que contiene 1-4 heterocatomos seleccionados de N, O y
S, heteroarilo de 5 a 6 miembros, ORf, C(O)Rf, C(0)ORf, OC(0)RF,
S (0),REf, NRfRY, OC(O)NRfRY, NREIC(O)ORY, C(O)NRFRY y NREIC(O)RY,
siendo cada uno de Rf y RY9 independientemente H, cicloalquilo
C3-Cg 0 alquilo C1-C6 opcionalmente sustituido con cicloalquilo
Cs-Cg, en el que el cicloalquilo (C3-Cg, arilo Cg=Cio,
heterocicloalgquilo de 4 a 7 miembros o hetercarilo de 5 a 6
miembros estd opcionalmente sustituido con uno o méas halo,
ciano, hidroxilo, alquilo C;-C4, alquenilo C,-C¢, algquinilo Cy,-
Ce 0 alcoxi Ci-Cg; o —Q3-T3 es oxo;

R® es H o alquilo C;-Cg;

R’ es -Q%-T% en el que Q% es un enlace o enlazador
alquileno C;-C4, alquenileno C,-Cs 0 algquinileno C,-C4, cada uno
opcionalmente sustituido con uno o mds de halo, ciano,
hidroxilo, o alcoxilo C;-C4, y T% es H, halo, OR?, NR'R!,
NRPC (O)RY, C(O)NRPR*, C(O)RR, C(0)ORR, NRPC(0)OR!, OC(0)NRR?,
S(0),R", S(O),NRR' o R®°?, en el que cada uno de R y R,
independientemente, es H o alquilo C;-C4, y R%2 es cicloalquilo
C3-Cg, arilo Cg-Cig9, heterocicloalquilo de 4 a 12 miembros que
contiene 1-4 heteroatomos seleccionados de N, O y S, o un
hetercarilo de 5 a 10 miembros, y RS’ estd opcionalmente
sustituido con uno o mis -0°-T°, donde cada wuno de Q°
independientemente es un enlace o enlazador alquileno C;-Cs,

cada uno opcionalmente sustituido con uno o mas de halo, ciano,



hidroxilo o alcoxi C;-Cg4, y cada uno de T° independientemente
se selecciona del grupo que consiste en H, halo, ciano, alquilo
C1-C¢, alquenilo C,-C4, alguinilo C,-C4, <cicloalquilo C3-Cg,
arilo C4-Cig9, heterocicloalquilo de 4 a 7 miembros que contiene
1-4 heterocatomos seleccionadoss de N, O y S, hetercarilo de 5
a 6 miembros, ORJ, C(O)RI, C(O)ORJ, OC(O)RI, S(O),RI, NRIRK,
OC (0) NRIRX, NRIC (0)OR¥K, C(0)NRIR* y NRIC(0O)R¥, siendo cada uno de
R} y R*¥ independientemente H o alquilo C;-C4, o —-Q>-T° es o0xo0;

RY es halo, alquilo C,-C4, alquenilo C,-Cg, alquinilo C,-
C¢, cicloalquilo C3-Cg, o heterocicloalquilo de 4 a 12 miembros
que contiene 1-4 heteroatomos seleccionadoss de N, O y S, donde
cada uno de los alquilo C;-Cq, alquenilo C,-Cg, algquinilo C,-Cg,
cicloalquilo C3-Cg y heterocicloalquilo de 4 a 12 miembros esta
opcionalmente sustituido con uno o més halo, ciano, hidroxilo,
ox0o, amino, mono- o di-alquilamino, alquilo C;-Cq, alquenilo
Cy,-Cg¢, alquinilo C,-C4, alcoxi C;-C4, C(O)NRIR® o NRIC(0O)RX;

R'' y R'?, junto con el &atomo de carbono al que estéan
unidos, forman un cicloalquilo C3-C;, o0 heterocicloalquilo de 4
a 12 miembros que contiene 1-4 heteroatomos seleccionadoss de
N, O y S, donde el cicloalquilo C3-C;; o heterocicloalquilo de
4 a 12 miembros estd opcionalmente sustituido con uno o mas de
halo, alquilo C;-C4, alquenilo C,-C¢, alquinilo C,-Cg¢, hidroxilo,
ox0, amino, mono- o di-alquilamino o alcoxilo C;-C¢; ¥

R'®> es H, halo, ciano u-OR®.

3. E1l compuesto de la reivindicacién 1, donde el
compuesto es de Férmula (I0) o un tautdmero de este, o una sal

farmacéuticamente aceptable del compuesto o del tautdmero.



4. El compuesto de una cualquiera de las

4

x|2 X X3 XN
R8 )\ =
N X1 ;
reivindicaciones precedentes, donde R® es
RS RS
R4
w w/%§N
R® = R8 = R
~ N ﬁ_r" \’Tl ;
9 9 R?
14 R 14 R 14 O
3 N 4
R | R
R® —
w N
R9
5. E1l compuesto de una cualqguiera de las
p g
X2 \ X3
R8 )\ J\;
reivindicaciones precedentes, donde Rg es
RS R®
3 3 N 4
4 R R R
RS, | __ R% = R X\
) )
R2 9 R2 9 R?2
, RO , R 1o R .
6. El compuesto de una cualquiera de las

reivindicaciones precedentes, donde el anillo B es arilo Cg—Cqg

o heteroarilo de 5 a 10 miembros.

7. El compuesto de una cualquiera de las

R14 R14

. . . H 7
reivindicaciones precedentes, donde R" es R ,

R14 R4 N R14

R14
N R7 \ R7 \ R7 R7
14 14 14

N



R14 N R14 N R14
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N
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R14 R14 N R™
NZ~ = : </
NS NS N 7
‘15_ R7 , N R7 o H R .
8. El compuesto de una cualquiera de las

reivindicaciones precedentes, que es de una cualquiera de las

Férmulas (IOa)—(IOl)'

N
9
R (I0a),
R5
3 R14
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RS /)\ N
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9
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9
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(I0e),

(I0£),

(I09),

(I0h),

(I01),

(I03),
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(I01),

o un tautdémero de este, o una sal farmacéuticamente
aceptable del compuesto o del tautdmero.

9. El compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde el anillo B es arilo Cg-Cig

o heteroarilo de 5 a 10 miembros sustituido con un RI°.

10. E1 compuesto de una cualquiera de las
R14
R14
% 6 R
reivindicaciones precedentes, donde R es R ’
R4 N R4 14
R
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/
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11. E1 compuesto de

reivindicaciones precedentes,

Férmulas (IO0a’)-(I0i’"):
R5
3
R ‘ XN
R? ééL\
\'Tj N ’Tj
R9 R'I R15
R5
R3 R14
‘ NN NZ~
R® ;?l\\ NN
\rTl N 'Tl R7
Rg R1 R15
R5
R3 X \ /N R14
RS ‘ /)\ \
\,Tl N 'Tl R7
Rg R1 R15
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NT N R R™
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\ITI N N R’
R9 ||Q1 R15
R5
4 R14
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R8 )\ = NN
\ITI N N R’
RO é1 R15
R5
N \ R4 /N R14
R8 )|\ — NN
\,Tl N ’Tj R7
R9 R1 R15

una

(I0E"),

cualquiera

las

que es de una cualquiera de las

(I0a"),
(I0b"),
(I0c"),
(roa"),
(ICe"),



R14
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R NS
9
R R2 R‘] R15 (IOh' ) ,
RS
N R14
N|)§N =
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o un tautémero de este, o una sal farmacéuticamente
aceptable del compuesto o del tautdmero.

12. E1 compuesto de 1la reivindicacidén 2, qgue es de
Férmula (I) o un tautdmero de este, o una sal farmacéuticamente
aceptable del compuesto o del tautdmero.

13. El compuesto de cualqulera as

reivindicaciones precedentes, donde

s«@q,

H



14. E1 compuesto de una cualquiera de las

reivindicaciones precedentes, que es de las Férmulas (Ia)-(II):

R® RS
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\ITI N R’ > N
9 1 9

w T
1
R R (Ia), R R (Ib),
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o un tautdémero de este, o una sal farmacéuticamente

aceptable del compuesto o del tautdmero.



15. El compuesto de una cualquiera las

Yol @

reivindicaciones precedentes, donde

6
‘ OO R
R’ \
R1® SR
14 14
OR® OR®
OR® NZ =
X
R X Y N Y
, R15 , R15 o
le. E1 compuesto de una cualquiera de las

reivindicaciones precedentes, que es de las Férmulas (Ia’)-

(Ii") :
R5
R3 OR®
B
R? /)\ R® )\
R® R'" R® (1a"), R~ R’ (Ib'),
R5 R5
R3 Ny /N OR® X R OR®
R® ‘ /)\ X l R® )|\ 7
9
R? R R (1c'), R R! (1d"),

R
4 OR® 4
“|A\/LR g e
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9 2 1 15 9 2 1 15
R R R R (Ig"), R R R R (Ih'),

RY R2 R R15 (Ti'),

o un tautdémero de este, o una sal farmacéuticamente
aceptable del compuesto o del tautdmero.

17. El compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde al menos uno de X!, X?, X3
y X% es N.

18. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde X! y X3 son N.

19. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde X! y X3 son N, X? es CR® vy
X% es CR®.

20. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde R! es alquilo C;-C4.

21. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde R! es H.

22. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde a lo sumo uno de R?® y R® no
es H.

23. E1 compuesto de una cualquiera de las

reivindicaciones precedentes, donde R® es H o halo.



24. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde R® es H.

25. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde R®> es alquilo C;-Cs.

26. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde a lo sumo uno de R* y R®> no
es H.

27. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde al menos uno de R* y R no
es H.

28. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde R* es H, alquilo C;-Cg4 ©
halo.

29. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde a lo sumo uno de R? y R® no
es H.

30. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde al menos uno de R? y R® no
es H.

31. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde R? es H, alquilo C;-Cs ©
halo.

32. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde R®> es alquilo C;-Cs.

33. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde R® es -Q!-T!, en el que Q!

es un enlace o enlazador alquileno C;-C4, opcionalmente



sustituido con uno o mads de halo, y T!' es H, halo, ciano, o
RSt, en el que RSt es cicloalquilo C5;-Cg, fenilo,
heterocicloalgquilo de 4 a 12 miembros que contiene 1-4
heterocatomos seleccionadoss de N, O y S, o un heteroarilo de 5
0 6 miembros, y RS! estd opcionalmente sustituido con uno o méas
de halo, alquilo C;-C4, hidroxilo, oxo, NR°RY o alcoxilo C;-Cg.

34. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde R® es alquilo C;-Cg,
opcionalmente sustituido con uno o mds de halo, ciano,
hidroxilo o alcoxilo C;-Cs.

35. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde R® es alquilo C;-Cs no
sustituido.

36. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde R’ es -Q?-T?, en el que Q°
es un enlace o C(O)NR®, y T? es heteroarilo de 5 a 10 miembros
0 heterocicloalquilo de 4 a 12 miembros, donde el heterocarilo
de 5 a 10 miembros o heterocicloalquilo de 4 a 12 miembros esta
opcionalmente sustituido con uno o mas -Q3-T3.

37. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde R’ es -Q°-T?, en el que Q?
es un enlace, y T? es heteroarilo de 5 a 10 miembros o
heterocicloalgquilo de 4 a 12 miembros, donde el hetercarilo de
5 a 10 miembros o heterocicloalquilo de 4 a 12 miembros esté
opcionalmente sustituido con uno o mas -Q3-T3.

38. E1 compuesto de una cualquiera de las

reivindicaciones precedentes, donde T? es heterocicloalquilo



de 4 a 12 miembros que contiene 1-4 heteroatomos seleccionadoss
de N, O y S, que estd opcionalmente sustituido con uno o mas -
Q3-T3.

39. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde T? es heterocicloalquilo
biciclico de 8 a 12 miembros que comprende un anillo de arilo
o heterocarilo 5 o 6 miembros condensado con un anillo no
aromatico.

40. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde T? es heterocicloalquilo
biciclico de 8 a 12 miembros que comprende un anillo de arilo
o heterocarilo 5 o 6 miembros condensado con un anillo no
aromatico, en el que el anillo de arilo o hetercarilo 5 o 6
miembros estd conectado a Q°.

41. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde T? es heterocarilo de 5 a
10 miembros.

42. E1 compuesto de una cualquiera de las

reivindicaciones precedentes, donde T? se selecciona de

)/{ X9
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de los cuales estd opcionalmente sustituido con uno o mas —-Q3-
T3, donde X® es NH, O o S, cada uno de X°, X0, X! y X!? es
independientemente CH o N, y al menos uno de X°, X0, x!1 y x!2
es N, y el anillo A es un cicloalquilo Cs-Cg, fenilo,
hetercarilo de 6 miembros o heterocicloalquilo de 4 a 8
miembros que contiene 1-4 heterocatomos seleccionadoss de N, O

vy S.

43. E1 compuesto de una cualquiera de las

. v
reivindicaciones precedentes, donde T? se selecciona de ’
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cuales estd opcionalmente sustituido con uno o més —-Q3-T3.

44, E1 compuesto de una cualquiera de las
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los cuales estd opcionalmente sustituido con uno o mas —-Q3-T3.

45. E1 compuesto de una cualquiera de las
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estd opcionalmente sustituido con uno o méas —-Q3-T3.



46. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde cada Q° independientemente
es un enlace o enlazador alquileno C;-C;, cada uno opcionalmente
sustituido con uno o més de halo, ciano, hidroxilo o alcoxi
C1-Cg¢, vy cada T° independientemente se selecciona del grupo que
consiste en H, alquilo C1-Cq, cicloalquilo Cs—Cg,
heterocicloalquilo de 4 a 7 miembros, ORf, C(O)Rf, C(0O)ORF,
NRfRY, C(O)NRfRY y NR'C(O)RY9, en el que el cicloalquilo C3-Cg ©
heterocicloalgquilo de 4 a 7 miembros estd opcionalmente
sustituido con uno o méas halo, ciano, hidroxilo, alquilo C;-Cg
o alcoxi C;-Cg.

47. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde cada Q° independientemente
es un enlazador alquileno C,-C;, y cada T° independientemente
es NRfRY9, siendo cada uno de Rf y RY9 independientemente H,
cicloalgquilo C3-Cg o alquilo C;-Cg4 opcionalmente sustituido con
cicloalgquilo C3-Cg, en el que el cicloalquilo C3-Cg, arilo Cg-—
Ci9, heterocicloalquilo de 4 a 7 miembros o heterocarilo de 5 a
6 miembros estd opcionalmente sustituido con uno o mas halo,
ciano, hidroxilo, alquilo C;-C4, alquenilo C,-C¢, algquinilo Cy,-
Cs 0 alcoxi C;-Cg.

48. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde al menos uno de R® y R’ es
H.

49. E1 compuesto de una cualquiera de las

reivindicaciones precedentes, donde cada uno de R® y R% es H.



50. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde R® es H.

51. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde R’ es -Q%-T%, en el que Q“
es un enlace o enlazador alquileno C;-Cg opcionalmente
sustituido con uno o méas de halo, ciano, hidroxilo o alcoxilo
C1-C¢, y T% es H, halo, ORP, NRPR!, NR’C(O)R*, C(O)NRFR*, C(O)RF,
C(O)OR® o R%, en el que R% es cicloalquilo C3-Cg o©
heterocicloalquilo de 4 a 7 miembros, y R%? estd opcionalmente
sustituido con uno o mas —-Q>-T°.

52. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde Q% es alquileno C;-C4 y T*
es H.

53. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde cada Q° independientemente
es un enlace o enlazador alquileno C;-Cjs.

54. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde cada T° se selecciona
independientemente del grupo que consiste en H, halo, ciano,
alquilo C;-Cs, ORI, C(O)RI, C(0O)ORI, NRIRX, C(0)NRIR* y NRIC (0)Rk.

55. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde R® es alquilo C,-Cs.

56. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde R!'* es H, halo o alquilo
C1-Csg.

57. E1 compuesto de una cualquiera de las

reivindicaciones precedentes, donde R'* es halo u —-OR°.



58. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde R'* es halo.

59. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde R!'* es -OR°®.

60. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde R!'> es H o halo.

6l. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde R'®> es H.

62. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde R!'> es H o halo.

63. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde R'* es halo y R!® es H.

64. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde R!'* es -OR®° y R!® es H.

65. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde R'* y R!® es halo.

66. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde R!'* es -OR®° y R!® es halo.

67. El1 compuesto de la reivindicacidén 1, que es de
Férmula (II0) o} un tautdmero de este, o una sal

farmacéuticamente aceptable del compuesto o del tautdmero.



68. E1 compuesto de una cualquiera de las

reivindicaciones precedentes, que es de las Férmulas (II0a) o

(IIO0b) :
R10
8 RO
R\N,R
X5 R14
X7~ - X5 R14
X N
R8 N N .
NN T R A
R (T10a), R'® °N X RT(110D),

o un tautdémero de este, o una sal farmacéuticamente
aceptable del compuesto o del tautdmero.

69. El1 compuesto de la reivindicacién 2, donde el
compuesto es de Férmula (II) o un tautdmero de este, o una sal
farmacéuticamente aceptable del compuesto o del tautdmero.

70. E1 compuesto de una cualquiera de las

reivindicaciones precedentes, que es de las Foérmulas (IIa) o

(ITb) :
R'IO
8 9
g 6 R\N,R
OR
-
X7 / _ X5 ORG
X7 o
RS NN . .
N N X® R S
R® (I10a), R °N X8 R"  (1I0Db),

o un tautdémero de este, o una sal farmacéuticamente
aceptable del compuesto o del tautdmero.

71. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde cada uno de X°, X® y X’ es

CH.



72. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde al menos uno de X°, X°® y X’
es N.

73. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde a lo sumo uno de X°, X°® y
X7 es N.

74. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde R!? es heterocicloalquilo
de 4 a 7 miembros, opcionalmente sustituido que contiene 1-4
heteroatomos seleccionadoss de N, O y S.

75. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde R!'Y esta conectado al grupo
biciclico de Foérmula (II) a través de un enlace carbono-
carbono.

76. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde R!'Y esta conectado al grupo
biciclico de Foérmula (II) a través de un enlace carbono-
nitrbégeno.

77. E1 compuesto de la reivindicacidén 1, donde el
compuesto es de Férmula (III0) o un tautdmero de este, o una
sal farmacéuticamente aceptable del compuesto o del tautdmero.

78. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, que es de la Férmula (III0a) o

(IIIODb):

R13 13

\
e OO =s 0 ¢
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o un tautémero de este, o una sal farmacéuticamente
aceptable del compuesto o del tautdmero.

79. E1 compuesto de la reivindicacidén 2, dque es de
Férmula (II1I) o} un tautdmero de este, o una sal
farmacéuticamente aceptable del compuesto o del tautdmero.

80. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde R!' y R!?, junto con el
atomo de carbono al que estéan unidos forman un
heterocicloalquilo de 4 a 7 miembros que contiene 1-4
heteroatomos seleccionadoss de N, o vy S, donde el
heterocicloalgquilo de 4 a 7 miembros estd opcionalmente
sustituido con uno o mas de halo, alquilo C;-C4, hidroxilo,
oxo, amino, mono- o di- alquilamino o alcoxilo C;-Cs.

8l. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde R!' y R!?, junto con el
atomo de carbono al que estan unidos, forman un cicloalquilo
C4,—Cg que estd opcionalmente sustituido con uno o mas de halo,
alquilo C,;-C4, hidroxilo, oxo, amino, mono- o di-alquilamino o
alcoxilo C;-Cg.

82. El1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde cada uno de X° y X°® es CH.

83. El1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde cada uno de X° y X° es N.

84. EI1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde uno de X° y X® es CH y el

otro es CH.



85. El1 compuesto de la reivindicacidén 1, que es de
Férmula (IVO) o} un tautdmero de este, o una sal
farmacéuticamente aceptable del compuesto o del tautdmero.

86. EI1 compuesto de una cualquiera de las

reivindicaciones precedentes, que es de la Férmula (IVOa) o

(IVODb) :

QL UL
N)\w OR®
r|<1 (IVO0a) o R1 (IVOb),

o un tautémero de este, o una sal farmacéuticamente
aceptable del compuesto o del tautdmero.

87. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde el compuesto se selecciona
de los de la Tabla 1 y sales farmacéuticamente aceptables de
estos.

88. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde el compuesto inhibe una
cinasa con un valor de CIsy de inhibicién enzimatica de
aproximadamente 100 nM o mas, 1 pM o méas, 10 uM o més, 100 pM
o mads o 1000 pM o mas.

89. El1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde el compuesto inhibe una
cinasa con un valor de CIsg de inhibicién enzimatica de
aproximadamente 1 mM o mas.

90. E1 compuesto de una cualquiera de las

reivindicaciones precedentes, donde el compuesto inhibe una



cinasa con un valor de CIsg de inhibicidén enzimadtica de 1 uM o
mas, 2 pM o mas, 5 pM o mas, 10 pM o mas, donde la cinasa es
una o mas de las siguientes: AbI, AurA, CHK1, MAP4K, IRAK4,
JAK3, EphA2, FGFR3, KDR, Lck, MARK1, MNK2, PKCb2, SIK y Src.

91. Una composicidén farmacéutica que comprende un
compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones precedentes
y un portador farmacéuticamente aceptable.

92. Un método de prevencidén o tratamiento de un
trastorno sanguineo mediante la inhibicidén de una enzima
metiltransferasa seleccionada entre EHMT1 3% EHMTZ,
comprendiendo el método administrar a un sujeto que 1o
necesite una cantidad terapéuticamente eficaz de un compuesto
de cualquiera de las reivindicaciones anteriores.

93. El método de una cualquiera de las reivindicaciones
precedentes, donde el trastorno sanguineo es anemia
drepanocitica o B-talasemia.

94. El método de una cualquiera de las reivindicaciones
precedentes, donde el trastorno sanguineo es un cancer
hematoldgico.

95. Un método para prevenir o tratar un céncer mediante
la inhibicidn de una enzima metiltransferasa seleccionada de
EHMT1 vy EHMT2, comprendiendo el método administrar a un
sujeto que lo necesite una cantidad terapéuticamente eficaz
de un compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones
precedentes.

96. El método de la reivindicacidén 95, en el que el

cadncer es linfoma, leucemia, melanoma, cancer de mama, cancer



de ovario, carcinoma hepatocelular, carcinoma de prébstata,
cancer de pulmdédn, cancer de cerebro o cancer hematoldgico.

97. El método de una cualquiera de las reivindicaciones
precedentes, en el que el cancer hematoldgico es leucemia
mieloide aguda (AML) o leucemia linfocitica crénica (CLL).

98. El1 método de la reivindicacién 96, en el que el
linfoma es linfoma difuso de células B grandes, linfoma
folicular, linfoma de Burkitt o linfoma no Hodgkin.

99. EIl método de la reivindicacidén 95, en el que el céncer
es leucemia mieldgena crédénica (CML), leucemia mieloide aguda,
leucemia linfocitica aguda o leucemia de 1linaje mixto, o
sindrome mielodisplasico (MDS).

100. E1 método de una cualquiera de las reivindicaciones
precedentes, en el que un compuesto de cualgquiera de las
Férmulas (I0)-(IVO) o (I)-(III) es un inhibidor selectivo de
EHMT2.

101. Un compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, para uso en la prevencidn o el
tratamiento de un trastorno sanguineo mediante la inhibicién
de una enzima metiltransferasa seleccionada de EHMT1 y EHMT2.

102. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde el trastorno sanguineo
es anemia drepanocitica o PB-talasemia.

103. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde el trastorno sanguineo es

un cancer hematoldgico.



104. Un compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, para uso en la prevencidn o el
tratamiento de un cancer mediante la inhibicidn de una enzima
metiltransferasa seleccionada de EHMT1 y EHMT2.

105. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde el céancer es linfoma,
leucemia, melanoma, cancer de mama, cancer de ovario,
carcinoma hepatocelular, carcinoma de prdstata, cancer de
pulmdén, cancer de cerebro o cancer hematoldgico.

106. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde el cancer hematoldgico es
leucemia mieloide aguda (AML) o leucemia linfocitica crénica
(CLL) .

107. E1 método de una cualquiera de las reivindicaciones
precedentes, en el que el linfoma es linfoma difuso de células
B grandes, linfoma folicular, linfoma de Burkitt o linfoma no
Hodgkin.

108. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, donde el cancer es leucemia
mieldgena crénica (CML), leucemia mieloide aguda, leucemia
linfocitica aguda o leucemia de linaje mixto, o sindrome
mielodisplasico (MDS).

109. E1 compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones ©precedentes, en donde el compuesto de
cualquiera de las Férmulas (I0)-(IVO) o (I)-(III) es un

inhibidor selectivo de EHMT2.



110. Uso de un compuesto de wuna cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, en la fabricacién de un
medicamento para la prevencién o el tratamiento de un
trastorno sanguineo mediante la inhibicidén de una enzima
metiltransferasa seleccionada de EHMT1 y EHMTZ2.

111. E1 uso de una cualquiera de las reivindicaciones
precedentes, donde el trastorno sanguineo es anemia
drepanocitica o B-talasemia.

112. E1 uso de una cualquiera de las reivindicaciones
precedentes, donde el trastorno sanguineo es un cancer
hematoldgico.

113. Uso de un compuesto de wuna cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, en la fabricacién de un
medicamento para la prevencidn o el tratamiento de un cancer
mediante la inhibicién de wuna enzima metiltransferasa
seleccionada de EHMT1 y EHMT2.

114. E1 uso de una cualquiera de las reivindicaciones
precedentes, donde el céancer es linfoma, leucemia, melanoma,
cancer de mama, cancer de ovario, carcinoma hepatocelular,
carcinoma de préstata, cancer de pulmdn, céncer de cerebro o
cancer hematoldgico.

115. E1 uso de una cualquiera de las reivindicaciones
precedentes, donde el cancer hematoldégico es leucemia mieloide
aguda (AML) o leucemia linfocitica crénica (CLL).

116. E1 uso de una cualquiera de las reivindicaciones

precedentes, en donde el linfoma es linfoma difuso de células



B grandes, linfoma folicular, linfoma de Burkitt o linfoma no
Hodgkin.

117. E1 uso de una cualquiera de las reivindicaciones
precedentes, donde el cancer es leucemia mieldgena crdnica
(CML), leucemia mieloide aguda, leucemia linfocitica aguda o
leucemia de linaje mixto, o sindrome mielodispléasico (MDS).

118. E1 uso de una cualquiera de las reivindicaciones
precedentes, en donde el compuesto de cualquiera de las
Férmulas (I0)-(IVO) o (I)-(III) es un inhibidor selectivo de

EHMT2.



