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CAPITULO REIVINDICATORIO MODIFICADO

(Modificaciones Voluntarias)

1. Un compuesto de Formula Ib-iii:
o (R2)p
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Ib-iii
o una de sus sales farmacéuticamente aceptables, en donde:

Anillo B es un anillo arilo Cs-Cio 0 anillo heteroarilo o heterociclico C3-Cio, en donde
cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son independientemente O, S, N o NR;

Anillo C es un anillo heteroarilo o heterociclico C3-Ci4, en donde cualquierade 1 a 4
atomos del anillo son independientemente N, O o S y, en donde un nitrégeno en el Anillo C
es el punto de unidn con el anillo piridina;

y en donde, independientemente para cada aparicion:

R1 es halo; CN; FsS; SiRs; OH; NRR; alquilo o fluoroalquilo Ci-Cs; alcoxi o
fluoroalcoxi Ci-Cs; alquenilo Ci-Cs; alquinilo Ci-Cs; (alquilen Ci-Co)-R4, en donde hasta
cuatro unidades de CHz son reemplazadas independientemente con O, CO, S, SO, SO2 o NR;
arilo Ce¢-Cio; anillo heteroarilo o heterociclico C3-Cio, en donde cualquiera de 1 a 4 4tomos
de anillo son independientemente O, S, N o NR; o cicloalquilo C3-Cio;

R2 es halo; OH; NRR; azida; CN; COz2R; alquilo o fluoroalquilo Ci-Cs; alcoxi o
fluoroalcoxi Ci-Ce; alquenilo Ci-Cs; alquinilo Ci-Ce; arilo Ce-Cio; anillo heteroarilo o
heterociclico C3-Ci3, en donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son independientemente,
O, S, N o NR; cicloalquilo C3-Cio; 0 un (alquilen Ci-Co)-R4, en donde hasta cuatro unidades
de CH: son reemplazadas independientemente con O, CO, S, SO, SO2 o NR; o dos grupos
R2 juntos pueden formar un grupo =CH:z u =0;

R3 es halo; CN; CO2R; alquilo o fluoroalquilo Ci-Cs; alquenilo Ci-Cs; alquinilo Ci-
Ce; alcoxi o fluoroalcoxi Ci-Cs; o arilo Ce-Cio; anillo heteroarilo o heterociclico C3-Cio, en
donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son independientemente O, S, N o NR;
cicloalquilo C3-Cio; o un (alquilen Ci-Co)-R4, en donde hasta cuatro unidades de CHz son
reemplazadas independientemente con O, CO, S, SO, SO2 o NR; o dos grupos R3 juntos
pueden formar un grupo =CHz u =0O;

R4 es H; azida; CF3; CHF2; OR; CCH; CO:2R; OH; arilo Ce¢-Cio, heteroarilo o
heterocicloalquilo Cs3-Cio, en donde cualquiera de 1 a 4 4tomos de anillo son
independientemente O, S, N o NR; cicloalquilo C3-Cio; NRR, NRCOR, CONRR, CN, halo
0 SO2R;
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R es independiente, H; OH; CO2H; COzalquilo Ci-Ce; alquilo Ci-Ce; alquenilo Ci-
Cs; alquinilo Ci-Ce; arilo Ce-Cio; heteroarilo o heterocicloalquilo C3-Cio, en donde cualquiera
de 1 a 4 atomos de anillo son independientemente O, S, N o NR; o cicloalquilo C3-Cio;

nes0,1,203;

pes0,1,203;y

qges0,1,2,3,405.

2. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde el anillo B es fenilo,
piridilo, piridin-2(1H)-ona, pirazol, indol, aza-indol, tiofeno, dihidrobenzofurano o

quinolina.

3. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1 o 2, en donde el anillo B se
s—<) 2= ) =<y =) @ 20
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4. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 3, en donde el
anillo C se selecciona entre indol, piperidina, azepano, azetadina, indolina, isoindolina o

pirrolidina.

5. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 4, en donde el

2050 120 0 0
anillo C se selecciona entre é NU, é C> , é Ni>, , é
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6. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 5, en donde Ri
es halo, CN, alquilo Ci-Cs, alcoxi Ci-Cs, cicloalquilo C3-Cs o un anillo fenilo, piridilo,
pirimidina, indol, aza-indol, pirazol o tiofeno, o un (alquilen Ci-C9)-R4 en donde hasta cuatro
unidades de CH2 son reemplazadas independientemente con O, CO, S, SO, SO2 o NR, en
donde todos los anillos estan opcionalmente sustituidos con uno o mas grupos seleccionados
de halo, alquilo Ci-Cs, alcoxi Ci-Cs, fluoroalquilo Ci-Cs, fluoroalcoxi Ci-Cs, OH, CH20H,
CH20CHs, CN, CO:2H, amino, amido, heteroarilo C3-Cio y heterocicloalquilo C3-Cio.

7. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 6, en donde Ri

se selecciona de CH3, CL, F, CN, OCH3, CF3, CH2CHs, tBu, CH(CH3)2, OCH2CH20CH2CH3,
F -
/s
O =0 140 O T,
H
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8. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 7, en donde R2

se selecciona de halo, OH, CN, azida, amino, alquilo o fluoroalquilo Ci-Cs, alcoxi o
fluoroalcoxi Ci1-Cs, heterociclico C3-Cio, en donde hasta 4 atomos del anillo son
independientemente O, S, N o NR; o un (alquileno Ci-Co)-R4, en donde hasta cuatro unidades

de CHz son reemplazadas independientemente con O, CO, S, SO, SOz o NR.

9. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 8, en donde R>
se selecciona de Cl, F, OH, CN, N3, NH2, NH(CH3), N(CHs3)2, N(CH3)CH2CH2CH3,
N(CH3)CH2CH2CH2CH3, CHs, CH20H, CH2CH3, CH2CH2CH3, =0, CH3SO2, CH3SO2NH,
CF3;CONH, CH3CONH, CH3;CON(CHs), tBuOCONH, (CH3):2CHOCONH, CH(CHj3),
CHF2, OCHs, OCH2CH3, OCH2CH2CH3, OCH2CH2CH(CH3)2, OCF3, OCHF2, OC(CH3)3,
OCH2CH2tBu, NHCH(CH3)(CH2CH2CH3), OCH(CH3)2, NH(CH2)20(CH2)2CH3, C(O)CHs,
CH2CH20H, CH2NH2, NH(CH2):0H, N(CH3)CH2CH2CH20CH3, NHCH2CH2COOH,
NH(CH2)2N(CH3)2, NH(CH2):2NH2, NH(CH2);NH2, NH(CH2)>OCH3, NHCH(CH3)2,

K3
O o T e D @ 5
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10. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 9, en donde R3
se selecciona de halo, CN, alquilo o fluoroalquilo Ci-Cs, alcoxi Ci-Cs o heteroarilo C3-Cio,

en donde cualquiera de 1 a 4 4tomos de anillo son independientemente O, S, N o NR.
11. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 10, en donde R3
se selecciona de Cl, I, deuterio, F, CN, CHz, OH, OCHs, CF3, CH2CH3;, CH:CF3,

CH2CH2CH3, OCH2CH(CH3)2, OCH(CHs)2, CO2H, CO:NH2, OCH2CH3, CH20CH3,
CH(CHs)2, CCH, CH:2CONH:, CO2CH3, -CH:N(CHs)2, CO2tBu, tBu, =CHz, =0,

O (D, 109 o SO F
D T D) s 9 O
T Qe 5J<©}és )
edlﬁi,mo,mQ,oé—Q

2

12. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 11, en donde n
es 0.
13. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 11, en donde n
es l.
14. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 11, en donde n
es 2.
15. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 14, en donde p
es 0.
16. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 14, en donde p
es 1.
17. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 14, en donde p
es 2.
18. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde Ri es fenilo, piridina o

pirazol, ynes 1.
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19. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde Ri es fenilo, piridina o
pirazol, nes 1, R2 es amino o alquiloypes 0o 1.
20. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde Ri es fenilo, piridina o

pirazol, nes 1, R3es alquiloyqes 1, 2,3 0 4.

21. Un compuesto de Férmula Ib-iv:

(RZ)p

Ib-iv

o una de sus sales farmacéuticamente aceptables, en donde, independientemente para
cada aparicion:

Anillo B es un anillo arilo Cs-Cio 0 anillo heteroarilo o heterociclico C3-Cio, en donde
cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son independientemente O, S, N o NR;

Anillo C es un anillo heteroarilo o heterociclico C3-Ci4, en donde cualquiera de 1 a 4
atomos del anillo son independientemente N, O o S y, en donde un nitrégeno en el Anillo C
es el punto de union con el anillo piridina;

R es arilo Ce-Cio 0 heteroarilo C3-Cio, en donde cualquiera de 1 a 4 4tomos de anillo
son independientemente O, S, N o NR;

R2 es halo; OH; NRR; azida; CN; CO2R; alquilo o fluoroalquilo Ci-Cs; alcoxi o
fluoroalcoxi Ci-Ce; alquenilo Ci-Cs; alquinilo Ci-Ce; arilo Ce-Cio; anillo heteroarilo o
heterociclico C3-Ci3, en donde cualquiera de 1 a 4 4&tomos de anillo son independientemente
0O, S, N o NR; cicloalquilo C3-Cio; 0 un (alquilen Ci-Co)-R4, en donde hasta cuatro unidades
de CH2 son reemplazadas independientemente con O, CO, S, SO, SOz o NR; o dos grupos
R2 juntos pueden formar un grupo =CH:z u =0O;

R3 es halo; CN; COzR; alquilo o fluoroalquilo Ci-Cs; alquenilo Ci-Cs; alquinilo Ci-
Ce; alcoxi o fluoroalcoxi Ci-Cs; 0 arilo Ce-Cio; anillo heteroarilo o heterociclico C3-Cio, en
donde cualquiera de 1 a 4 4tomos de anillo son independientemente, O, S, N o NR;
cicloalquilo C3-Cio; o un (alquilen Ci-Co)-R4, en donde hasta cuatro unidades de CH2 son
reemplazadas independientemente con O, CO, S, SO, SO2 o NR; o dos grupos R3 juntos
pueden formar un grupo =CHz u =0;

R4 es H; azida; CF3; CHF2; OR; CCH; CO2R; OH; arilo Cs-Cio, heteroarilo o
heterocicloalquilo C3-Cio o, en donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son
independientemente O, S, N o NR; cicloalquilo C3-Cio; NRR, NRCOR, CONRR, CN, halo
0 SO2R;
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R es independientemente H; OH; CO2H; COzalquilo Ci-Cs; alquilo Ci-Ce; alquenilo
Ci-Cs; alquinilo Ci-Cg; arilo Ce-Cio; heteroarilo o heterocicloalquilo C3-Cio, en donde
cualquiera de 1 a 4 4&tomos de anillo son independientemente O, S, N o NR; o cicloalquilo
Cs-Cio;

pes0,1,203;y

qes0,1,2,3,405.

22. Un compuesto de Férmula Ib-v:

O (R2)p
-

o=95
Relond ™ O
NN A
Nl \/_(R’l)n
Ib-v
o una de sus sales farmacéuticamente aceptables, en donde, independientemente para cada
aparicion:

Anillo B es un anillo arilo Cs-Cio 0 anillo heteroarilo o heterociclico C3-Cio, en donde
cualquiera de 1 a 4 4&tomos de anillo son independientemente O, S, N o NR;

Ri es halo; CN; FsS; SiR*; OH; NRR; alquilo o fluoroalquilo Ci-Cs; alcoxi o
fluoroalcoxi Ci-Cs; alquenilo Ci-Cs; alquinilo Ci-Cs; (alquilen Ci-Co)-R*, en donde hasta
cuatro unidades de CHz son reemplazadas independientemente con O, CO, S, SO, SO2 o NR;
arilo Ce¢-Cio; anillo heteroarilo o heterociclico C3-Cio, en donde cualquiera de 1 a 4 4tomos
de anillo son independientemente O, S, N o NR; o cicloalquilo C3-Cio;

R2 es halo; OH; NRR; azida; CN; COz2R; alquilo o fluoroalquilo Ci-Cs; alcoxi o
fluoroalcoxi Ci-Ce; alquenilo Ci-Cs; alquinilo Ci-Ce; arilo Ce-Cio; anillo heteroarilo o
heterociclico C3-Ci2, en donde cualquiera de 1 a 4 4&tomos de anillo son independientemente
0, S, N o NR; cicloalquilo C3-Cio; 0 un (alquilen C1-C9)-R*, en donde hasta cuatro unidades
de CH: son reemplazadas independientemente con O, CO, S, SO, SO2 o NR; o dos grupos
R2 juntos pueden formar un grupo =CH:z u =0;

R3 es halo; CN; CO2R; alquilo o fluoroalquilo Ci-Cs; alquenilo Ci-Cs; alquinilo Ci-
Ce; alcoxi o fluoroalcoxi Ci-Cs; o arilo Ce-Cio; anillo heteroarilo o heterociclico C3-Cio, en
donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son independientemente O, S, N o NR;
cicloalquilo C3-Cio; o un (alquilen C1-Co)-R*, en donde hasta cuatro unidades de CHz son
reemplazadas independientemente con O, CO, S, SO, SO2 o NR; o dos R3 juntos pueden
formar un grupo =CHz u =0;

R4 es H; azida; CF3; CHF2; OR; CCH; CO:2R; OH; arilo Ce¢-Cio, heteroarilo o
heterocicloalquilo Cs3-Cio, en donde cualquiera de 1 a 4 4tomos de anillo son
independientemente O, S, N o NR; cicloalquilo C3-Cio; NRR, NRCOR, CONRR, CN, halo
0 SO2R;
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R es independientemente H; OH; CO2H; COzalquilo Ci-Cs; alquilo Ci-Ce; alquenilo
Ci-Cs; alquinilo Ci-Cg; arilo Ce-Cio; heteroarilo o heterocicloalquilo C3-Cio, en donde
cualquiera de 1 a 4 4&tomos de anillo son independientemente O, S, N o NR; o cicloalquilo
Cs-Cio;

nes0,1,203;

pes0,1,203;y

qges0,1,2,3,405.

23.  Un compuesto de Férmula Ib-vi:

(R2)p

Ib-vi

o una de sus sales farmacéuticamente aceptables, en donde independientemente para
cada aparicion:

Anillo B es un anillo arilo Cs-Cio 0 anillo heteroarilo o heterociclico C3-Cio, en donde
cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son independientemente O, S, N o NR;

Ri es arilo Ce-Cio o heteroarilo C3-Cio, en donde cualquiera de 1 a 4 4tomos de anillo
son independientemente O, S, N o NR;

R2 es halo; OH; NRR; azida; CN; COz2R; alquilo o fluoroalquilo Ci-Cs; alcoxi o
fluoroalcoxi Ci-Ce; alquenilo Ci-Cs; alquinilo Ci-Ce; arilo Ce-Cio; anillo heteroarilo o
heterociclico C3-Ci3, en donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son independiente O, S,
N o NR; cicloalquilo C3-Cio; 0 un (alquilen Ci-Co)-R4, en donde hasta cuatro unidades de
CH: son reemplazadas independientemente con O, CO, S, SO, SOz o NR; o dos grupos Rz
juntos pueden formar un grupo =CHz u =0O;

R3 es halo; CN; COzR; alquilo o fluoroalquilo Ci-Cs; alquenilo Ci-Cs; alquinilo Ci-
Ce; alcoxi o fluoroalcoxi Ci-Cs; o arilo Cs-Cio; anillo heteroarilo o heterociclico C3-Cio, en
donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son independientemente O, S, N o NR;
cicloalquilo C3-Cio; o un (alquilen Ci-Co)-R4, en donde hasta cuatro unidades de CHz son
reemplazadas independiente con O, CO, S, SO, SO2 o NR; o dos grupos R3 juntos pueden
formar un grupo =CH:z u =0;

R4 es H; azida; CF3; CHF2; OR; CCH; CO2R; OH; arilo C¢-Cio, heteroarilo o
heterocicloalquilo Cs-Cio, en donde cualquiera de 1 a 4 4tomos de anillo son
independientemente, O, S, N o NR; cicloalquilo C3-Ci0o; NRR, NRCOR, CONRR, CN, halo
0 SO2R;
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R es independientemente H; OH; CO2H; COzalquilo Ci-Cs; alquilo Ci-Ce; alquenilo
Ci-Cs; alquinilo Ci-Cg; arilo Ce-Cio; heteroarilo o heterocicloalquilo C3-Cio, en donde
cualquiera de 1 a 4 4&tomos de anillo son independientemente, O, S, N o NR; o cicloalquilo
Cs-Cio;

pes0,1,203;y

qes0,1,2,3,405.

24.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, o una sal farmacéuticamente

aceptable del mismo, en donde el compuesto se selecciona entre:
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25. El compuesto seglin la Reivindicacion 24, o una sal farmacéuticamente aceptable

del mismo, en donde el compuesto se selecciona entre:

368 1356

26.  Una composicion farmacéutica que comprende el compuesto de acuerdo con

cualquiera de las Reivindicaciones 1-25 y un portador farmacéuticamente aceptable.

27.  La composicién farmacéutica de acuerdo con la Reivindicacion 26, que ademas
comprende
N
0]
F A\
F><O © W o
F
KtOH
OH

b

o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

28.  La composicion farmacéutica de acuerdo con la Reivindicacioén 26 o Reivindicacion

27, que ademas comprende:
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o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.
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