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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto CARACTERIZADO PORQUE es de Formula I:

NH,

/

b NN 1F
L/
X\R2
Férmulal
0 un estereoisomero o sal farmacéuticamente aceptable del mismo;
donde:
aesCH,besCH,ces CRydesCH;o
aesCH,besCR* cesCR®ydesN;o
aesCH,besCR* cesNydesCH;o
aesCH,besCR* cesNydesN;o
aesCH,besN,cesCR®ydesN;
X es O o -(CHR")-
mes 102
R' se selecciona entre el grupo que consiste en Cjsalquilo vy
-C(O)N(CHj3),; donde cada Cisalquilo es un alquilo de cadena lineal o

ramificada; y donde cada C_zalquilo esta no sustituido o sustituido con -OH;

R? se selecciona entre el grupo que consiste en fenilo : , 2-

> | N ¥ | A
piridinilo O y 3-piridinilo N ; donde cada R? esta sustituido con uno
o mas R'?;

R* se selecciona del grupo que consiste en hidrogeno, metilo y fltor;

R5 se selecciona del grupo que consiste en hidrégeno, halégeno,
hidroxilo, Cj_alquilo, ciclopropilo, -C(O)OH, -C(O)OCH; -C(O)N(CHs),, -
C(O)NH; y -S(O2)N(CH3),; donde cada C4_alquilo es un alquilo de cadena lineal
o ramificada; y donde cada C;_jalquilo esta no sustituido o sustituido con uno o
mas sustituyentes seleccionados entre el grupo que consiste en halégeno y
-OH;

cada R’ se selecciona en forma independiente entre el grupo que

consiste en hidrégeno e hidroxilo;
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R' se selecciona entre el grupo que consiste en Cjsalquilo vy

ciclopropilo; donde cada C1_alquilo es un alquilo de cadena lineal o ramificada;

y

R'2 se selecciona entre el grupo que consiste en -S(O2)N(CHz3), y

-S(0,)R.

Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, en donde
X se selecciona del grupo que consiste en O, -CH,-, -CH,CH,- y -CH(OH)-;
R' se selecciona entre el grupo que consiste en metilo, isopropilo, 1-
hidroxietilo, 2-hidroxiisopropilo y -C(O)N(CHj3),;

O
R? se selecciona entre el grupo que consiste en fenilo , 2-piridinilo

NF , ¥ 3-piridinilo N : donde cada R? esta sustituido con uno o mas

R12;
R# se selecciona del grupo que consiste en hidrégeno, metilo y fltor;

R> se selecciona del grupo que consiste en hidrégeno, fldor, hidroxilo,
metilo, -CF3, -CHF,CHj3;, -C(CHj3),OH, ciclopropilo, -C(O)OH, -C(O)OCHj, -
C(O)N(CHga)z, -C(O)NH y -S(O2)N(CHa)z; y

R'2 se selecciona entre el grupo que consiste en -S(O2)N(CHj3),, -S(0O2)CHg,
-S(0,)Et, -S(O,)Pr, y -S(O,)ciclopropilo.

Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, CARACTERIZADO
PORQUE es de Férmula la:

R1

RS /
RS X—R2
Foérmula la

o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo; donde:

X es Oo-CHy-
R' es metilo 0 -C(O)N(CH3)y;
R2 es fenilo sustituido con un -S(O,)N(CH3),;

R3, R* y R® son cada uno hidrégeno; y
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R5 se selecciona del grupo que consiste en hidrégeno, -C(O)OH,
-C(O)OCHjs, -C(O)N(CHj3)2, C(O)NH; y -S(O2)N(CH3)s.

4, Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, CARACTERIZADO
PORQUE es de Férmula Ib:

AN N
R1
5 | & /
R N
X\R2
Formula lb

o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo; donde:
X es -(CHR),-
mes102;
R' se selecciona entre el grupo que consiste en metilo, isopropilo, 1-

hidroxietilo y 2-hidroxiisopropilo;
O
R?2 se selecciona entre el grupo que consiste en fenilo , 2-

BN # | A
piridinilo @ y 3-piridinilo N ; donde cada R? estéa sustituido con uno
o mas R'?%;

R3 es hidrégeno;

R* se selecciona del grupo que consiste en hidrogeno, metilo y fltor;

R% se selecciona del grupo que consiste en hidrégeno, halégeno,
hidroxilo, Cq.alquilo y ciclopropilo; donde cada C4alquilo es un alquilo de
cadena lineal o ramificada; y donde cada Cijalquilo estd no sustituido o
sustituido con uno o mas sustituyentes seleccionados entre el grupo que
consiste en halégeno y -OH;

cada R’ se selecciona en forma independiente entre el grupo que
consiste en hidrogeno e hidroxilo;

R'" se selecciona entre el grupo que consiste en Cisalquilo vy
ciclopropilo; donde cada C4_alquilo es un alquilo de cadena lineal o ramificada;
y

R'2 se selecciona entre el grupo que consiste en -S(O2)N(CHs), y
-S(O,)R™.
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5. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 4 de Férmula Ib, en
donde
X se selecciona del grupo que consiste en -CH,-, -CH,CH,- y -CH(OH)-;
R' se selecciona entre el grupo que consiste en metilo, isopropilo, 1-

hidroxietilo y 2-hidroxiisopropilo;
O
R2? se selecciona entre el grupo que consiste en fenilo , 2-piridinilo

PN * | AN

D, y 3-piridinilo N ; donde cada R? esté sustituido con uno o mas
R12;
R3 es hidrogeno;
R#* se selecciona del grupo que consiste en hidrogeno, metilo y fluor;
R> se selecciona del grupo que consiste en hidrégeno, fldor, hidroxilo,
metilo, -CF3, -CHF,CH3;, -C(CH3),OH y ciclopropilo; y
R'2 se selecciona entre el grupo que consiste en -S(O,)N(CHj3),, -S(0,)CHg,
-S(0,)Et, -S(O,)Pr, y -S(O,)ciclopropilo.

6. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 4 o 5 de Férmula b, en
donde
X es -CH,-;
R es isopropilo;
NN

1@
R2 es 3-piridinilo N sustituido con un S(0,)CHg; y
R3, R*y R% son hidrogeno.

7. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, CARACTERIZADO
PORQUE es de Férmula Ic:

AN N
R1
\
RS X—R2
Féormulalc

o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo; donde:
X es -CH,-;
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R' es metilo;
R2 es fenilo sustituido con un S(O,)N(CH3), 0 -S(O,)CHs3;
R3y R8 son cada uno hidrégeno; y

R# es hidrégeno o metilo.

8. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, CARACTERIZADO
PORQUE es de Formula If:

R? //ﬁ
R4 N N F
P
N
X\R2
Férmula If
0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo; donde:
X es -CH-;
R' es metilo;
R2 es fenilo sustituido con un S(O,)N(CHj3);
R3 es hidrégeno; y

R4 es metilo.

9. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, de Férmula Ig:

NH,

" /

F
N Xy N

\ Yan
Rs)\N/
X\Rz
Férmula lg

0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo; CARACTERIZADO
PORQUE:

X es -CH,-;

R' es metilo;

R2 es fenilo sustituido con un S(O,)N(CH3), 0 -S(O,)CHs3;
R3 es hidrégeno; y

R5 es metilo.

10. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1 o 4,
CARACTERIZADO PORQUE m es 1y R” es hidrégeno.
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11. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, CARACTERIZADO

PORQUE se selecciona entre el grupo que consiste en:

NH,
//ﬁ acido (2)-1-(4-amino-2-
1 O N F fluorobut-2-en-1-il)-3-(4-(N, N-
HO 7 dimetilsulfamoil)bencil)-2-metil-
o
o O Lo | 1H-indol-5-carboxilico
N—
/
NH,
KF (£)-1-(4-amino-2-fluorobut-2-en-
NOF 1-il)-3-(4-(N,N-
2 o O / dimetilsulfamoil)bencil)-2-
o) metilindol-5-carboxilato de
(0] O “:0
S metilo
N—
/
NH,
//ﬁ (2)-1-(4-amino-2-fluorobut-2-en-
O N F 1-il)-3-(4-(N,N-
N 7 dimetilsulfamoil)bencil)-2-metil-
o
o O Lo | 1H-indol-5-carboxilato de metilo
N—
/
NH,
//ﬁ (2)-1-(4-amino-2-fluorobut-2-en-
4 O NG T 1-il)-3-(4-(N,N-
HoN 7 dimetilsulfamoil)bencil)-2-metil-
(0]
o O &o | 1H-indol-5-carboxamida
N—
/
NH,
g
N [ (2)-1-(4-amino-2-fluorobut-2-en-
o
/ 1-il)-3-(4-(N, N-
5 N—
4 dimetilsulfamoil)bencil)-N, N-
O dimetil-1H-indol-2-carboxamida
°N
5
0" N—
/
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NH,
//(/) (Z)-1-(4-amino-2-fluorobut-2-en-
6 | N F 1-il)-3-(4-(N,N-
N O Y \ dimetilsulfamoil)bencil)-N,N,2-
"0 O N~ | trimetil-1H-indol-5-sulfonamida
ﬁ\‘o
o
NH,
//C (2)-1-(4-amino-2-fluorobut-2-en-
N
21 O p 1-il)-3-(3-(N, N-
- (;”S‘b dimetilsulfamoil)bencil)-N, N, 2-
Q trimetil-1H-indol-5-sulfonamida
o”ﬁ‘N/
o\
NH,
fﬁ (2)-4-((1-(4-amino-2-fluorobut-2-
F - _. o ._ A . _
g | ~-N en-1-il)-2-metil-1H-pirrolo[3,2
N / \ b]piridin-3-il)metil)-N, N-
N— dimetilbencensulfonamida
NH,
//(/J (2)-4-((1-(4-amino-2-fluorobut-2-
F _ _. _ _ . ._ A
9 | N en-1-il)-2,5-dimetil-1H.
NZ Y \ pirrolo[3,2-b]piridin-3-il)metil)-
N— N,N-dimetilbencensulfonamida
NH,
//(/J (2)-3-fluoro-4-(2-metil-3-(4-
F . . . _ B
10 | N (metilsulfonil)bencil)-1H.
N Y pirrolo[3,2-b]piridin-1-il)but-2-en-
1-amina
o
o
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//F (Z)-4-((1-(4-amino-2-fluorobut-2-
F

11 | N [j e.n-1-il)-2,6-dir.n.et.il-1l-l.- |
N \ pirrolo[3,2-b]piridin-3-il)metil)-
S,\N\ N, N-dimetilbencensulfonamida
6‘0
NH,

//ﬁ (Z2)-4-(2,5-dimetil-3-(4-
F

12 | N (r-netilsuIfonil)b.e.n.cil)—1.H-
NZ Y pirrolo[3,2-b]piridin-1-il)-3-
s( fluorobut-2-en-1-amina
8‘0
NH,

//(/J (2)-4-(2,5-dimetil-3-((6-
F

13 N (metilsulfonil)piridin-3-il)metil)-
lN/ Y 1H-pirrolo[3,2-b]piridin-1-il)-3-
\ ﬁ:o fluorobut-2-en-1-amina
N o
NH,

//ﬁ (2)-4-(2,5-dimetil-3-((5-
F

14 ~-N (metilsulfonil)piridin-2-il)metil)-
IN/ Y 1H-pirrolo[3,2-b]piridin-1-il)-3-
N=
/ fluorobut-2-en-1-amina
\_/ 2%

(2)-6-((1-(4-amino-2-fluorobut-2-
en-1-il)-2,5-dimetil-1H-
pirrolo[3,2-b]piridin-3-il)metil)-

N, N-dimetilpiridin-3-sulfonamida

15
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//ﬁ (2)-5-((1-(4-amino-2-fluorobut-2-
F

16 | N en-1-il)-2,5-dimetil-1H-
NZ Y \ pirrolo[3,2-b]piridin-3-il)metil)-
\\/ N— N, N-dimetilpiridin-2-sulfonamida
N 70
NH,

//C (2)-4-(2,5-dimetil-3-(3-

| N (metilsulfonil)bencil)-1H-
17 P
N pirrolo[3,2-b]piridin-1-il)-3-
fluorobut-2-en-1-amina
0=~
o
NH,

KC (2)-3-((1-(4-amino-2-fluorobut-2-

| ~ N en-1-il)-2-metil-1H-pirrolo[3,2-
18 P
N b]piridin-3-il)metil)-N, N-

dimetilbencensulfonamida

//ﬁ (Z2)-4-((1-(4-amino-2-fluorobut-2-
F

19 Z N en-1-il)-5-hidroxi-2,6-dimetil-1 H-
| / . . . .
Ho™ S pirrolo[3,2-b]piridin-3-il)metil)-
N—< N, N-dimetilbencensulfonamida

//ﬁ (Z2)-4-(3-(2-cloro-4-
F

20 N (metilsulfonil)bencil)-2-metil-1H-
IN/ % pirrolo[3,2-b]piridin-1-il)-3-
/ fluorobut-2-en-1-amina
Ss
1~0
Cl 0]
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(£2)-4-((1-(4-amino-2-fluorobut-2-

N
21 m en-1-il)-2-metil-1H-indol-3-il)oxi)-
o\©\ \N N, N-dimetilbencensulfonamida
NH,
//(/) (2)-3-fluoro-4-(2-isopropil-3-((6-
F . . . e g _ _. . _
99 | N (metilsulfonil)piridin-3-il)metil)
N Y 1H-pirrolo[3,2-b]piridin-1-il)but-
\ §<0 2-en-1-amina
N8
NH,
//(/J (Z)-4-((1-(4-amino-2-fluorobut-2-
F _ _. N~ o_ ._ _
23 | N en-1-il)-5-fluoro-2-metil-1H
E7 SN Y \ pirrolo[3,2-b]piridin-3-il)metil)-
N— N, N-dimetilbencensulfonamida
170
NH,
//(/J (2)-4-((1-(4-amino-2-fluorobut-2-
04 FoxoN T en-1-il)-6-fluoro-2-metil-1H-
IN/ Y \ pirrolo[3,2-b]piridin-3-il)metil)-
N— N, N-dimetilbencensulfonamida
170
NH,
7 (Z2)-4-((1-(4-amino-2-fluorobut-2-
E en-1-il)-2-(2-hidroxipropan-2-il)-
N
25 | N p OH 1H-pirrolo[3,2-b]piridin-3-
p/
N \N il)metil)-N,N-
n:‘o dimetilbencensulfonamida

10
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NH,
//F (2)-4-((1-(4-amino-2-fluorobut-2-
06 N T en-1-il)-2-metil-1H-indol-3-
O % \ ilymetil)-N, N-
Q N— dimetilbencensulfonamida
NH,

//(/) (2)-4-(5-ciclopropil-2-metil-3-((6-
F

07 N (metilsulfonil)piridin-3-il)metil)-
IN/ Y 1H-pirrolo[3,2-b]piridin-1-il)-3-
\ ﬁ\{o fluorobut-2-en-1-amina
NS
NH,
(2)-4-((1-(4-amino-2-fluorobut-2-
/F en-1-il)-5-(2-hidroxipropan-2-il)-
28 | N N/ 2-metil-1H-pirrolo[3,2-b]piridin-3-
~
HO N \N - ilymetil)-N, N-
ﬁ'\\o dimetilbencensulfonamida
o]
NH,

//(/J (£2)-4-((1-(4-amino-2-fluorobut-2-
F

29 N en-1-il)-2-(1-hidroxietil)-1H-
IN/ Y OH \ pirrolo[3,2-b]piridin-3-il)metil)-
N—< N, N-dimetilbencensulfonamida
NH,
//(/J (2)-4-(5-(1,1-difluoroetil)-2-metil-
F _ _ . . TRt -2
30 | N 3-((6-(metilsulfonil)piridin-3
NG Y ilmetil)-1H-pirrolo[3,2-b]piridin-
F F \\N / 1-il)-3-fluorobut-2-en-1-amina
Y ('85\\0

11
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//(/J (2)-3-fluoro-4-(2-metil-3-((6-
F

31 | N (metilsulfonil)piridin-3-il)metil )-5-
F.C7 N / . (trifluorometil)-1H-pirrolo[3,2-
\ p sf b]piridin-1-il)but-2-en-1-amina
8‘0
NH,
//(/J (2)-4-((1-(4-amino-2-fluorobut-2-
32 I N F en-1-il)-2-metil-1H-pirrolo[3,2-
N A~ c]piridin-3-il)metil)-N, N-
S,}N\ dimetilbencensulfonamida
8‘0
NH,

//(/J (2)-3-fluoro-4-(2-isopropil-3-(4-
F

33 |\ N (metilsulfonil)bencil)-1H-
N Y pirrolo[3,2-b]piridin-1-il)but-2-en-
1-amina
5%
(0]

//(/J (£)-3-fluoro-4-(2-metil-3-(2-metil-
F

34 | N 4-(metilsulfonil)bencil)-1H-
N Y pirrolo[3,2-b]piridin-1-il)but-2-en-
1-amina
5%
(0]
NH,
//(/) (2)-4-(3-(3-Cloro-4-
F . . oL R _
35 | | N (metilsulfonil)bencil)-2-metil-1H
N Y cl pirrolo[3,2-b]piridin-1-il)-3-
/ fluorobut-2-en-1-amina

12
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NH,
//{/J (2)-4-(2,6-dimetil-3-(4-
36 I N F (metilsulfonil)bencil)-1H-
N Y pirrolo[3,2-c]piridin-1-il)-3-
s{ fluorobut-2-en-1-amina
6\0
NH,
//(/J (2)-4-((5-(4-amino-2-fluorobut-2-
37 AN F en-1-il)-3,6-dimetil-5H-
N\N/ / \ pirrolo[3,2-c]piridazin-7-il)metil)-
s’\N\ N, N-dimetilbencensulfonamida
6‘0
NH,
//(/J (2)-4-(2,6-dimetil-7-(4-
28 NI\ N [ (metilsulfonil)bencil)-5H-
N Y pirrolo[3,2-d]pirimidin-5-il)-3-
s< fluorobut-2-en-1-amina
6\0
NH,
KF (2)-4-((5-(4-amino-2-fluorobut-2-
s | NS N F en-1-il)-2,6-dimetil-5H-
N Y \ pirrolo[3,2-d]pirimidin-7-il)metil)-
s,\N\ N, N-dimetilbencensulfon-amida
6‘0
NH,
Ve
~-N (2)-4-(2,5-dimetil-3-(4-

20 lN/ Y (metilsulfonil)fenetil)-1H-
pirrolo[3,2-b]piridin-1-il)-3-
fluorobut-2-en-1-amina

O‘ﬁ\

13
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41

(£)-3-fluoro-4-(2-isopropil-3-((6-
(isopropilsulfonil)piridin-3-
ilmetil)-1H-pirrolo[3,2-b]piridin-

1-il)but-2-en-1-amina

42

(2)-(1-(4-amino-2-fluorobut-2-
en-1-il)-2-isopropil-1H-
pirrolo[3,2-b]piridin-3-il)(6-

(metilsulfonil)piridin-3-il)metanol

43

(2)-4-(3-((6-(etilsulfonil)piridin-3-
il)metil)-2-isopropil-1H-
pirrolo[3,2-b]piridin-1-il)-3-

fluorobut-2-en-1-amina

44

(2)-4-(3-((6-
(ciclopropilsulfonil)piridin-3-
il)metil)-2-isopropil-1H-
pirrolo[3,2-b]piridin-1-il)-3-

fluorobut-2-en-1-amina

o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

12.

1 a 11, o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, y al menos un

composicion

farmacéutica CARACTERIZADA PORQUE

comprende un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones

excipiente, vehiculo o diluyente farmacéuticamente aceptable.

14




