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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto de la formula (I):

Rl Rla

0 )

o uno de sus estereoisomeros, enantiomeros, diastereoisdomeros, tautomeros o sus sales
farmacéuticamente aceptables, en donde:

el anillo A se selecciona de un heteroarilo de 5 miembros que comprende
atomos de carbono y 1-4 heterodtomos seleccionados de N, O y S y un heterociclo
biciclico;

R! se selecciona de H y alquilo C_4;

R!'* es C(O)R% o R! y R' se toman junto con el atomo de nitrogeno al que estan

unidos para formar un anillo de la formula (Ia);

R6
iy
O NLO
ke o

R? se selecciona de H, alquilo Cy_7, alquenilo C,_7, alquinilo C,_;, -(CR!R1?),C;.
10 carbociclo y -(CR!'R!),-heterociclo de 4 a 15 miembros que comprende atomos de
carbono y 1-4 heteroatomos seleccionados de N, NR%, O y S(O),, en donde dicho
alquilo, alquenilo, alquinilo, carbociclo y heterociclo estan sustituidos con 1-4 R7;

R3, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H, haldgeno,
alquilo C,¢, alquenilo C,g, alcoxi C;4, alquiltio C,4, haloalquilo C,4, -CH,OH,
-OCH,F, -OCHF,, -OCF;, CN, -NH,, -NH(alquilo C;4), -N(alquilo Ci4),, -CO,H,
-CH,CO;H, -COy(alquilo C;4), -CO(alquilo C,4), -CH,NH,, -CONH,, -CONH(alquilo
Ci4), -CON(alquilo C;4),, -OCH,CO,H, -NHCO(alquilo C;_4), -NHCO,(alquilo C;),
-NHSO,(alquilo C,4), -SO,NH,, -C(=NH)NH,, un carbociclo y un heterociclo, en
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donde dicho alquilo, alquenilo, alcoxi, alquiltio, haloalquilo, carbociclo y heterociclo
estan sustituidos con 0-4 R?;

R* se selecciona de -(CR!9R19),C; o carbociclo y -(CR!R!0), -heterociclo de 4 a
15 miembros que comprende dtomos de carbono y 1-4 heteroatomos seleccionados de
N, NR8, O y S(O),; en donde dicho alquilo, carbociclo y heterociclo estan sustituidos
con 1-4 R7;

R’ es H; o R? y R se toman juntos para formar =O; o R? y R’ se toman junto con
el atomo de carbono, al que se unen ambos, para formar un carbociclo o heterociclo en
donde dicho carbociclo y heterociclo estan sustituidos con 1-4 R7;

R® se selecciona de H, AlquiloC1-4, -(CR!9R!?9),C5.1y carbociclo y -(CR!°R!0),-
heterociclo de 4 a 15 miembros que comprende atomos de carbono y 1-4 heteroatomos
seleccionados de N, NR¥, O y S(O),, en donde dicho alquilo, alquenilo, carbociclo y
heterociclo estan sustituidos con 1-4 R7; siempre que R?, R® y R no sean todos H;

R7, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H, =0, NO,,
halégeno, alquilo C, 7, alquenilo C,_4, alquinilo C,4, alcoxi C,4, CN, OH, CHF,, CFj, -
(CH,),-CO,H, -(CH,),-COs(alquilo C,4), -(CH;),-NR®R8, -NHCOH, -NHCO(alquilo
Ci4), -NHCOCF; -NHCO(alquilo C;4), -NHCO,(CH,),O(alquilo C,y4), -
NHCO,(CH,);0(alquilo  C;4), -NHCO,(CH,),OH, -NHCO,(CH,),NH,, -
NHCO,(CH,),N(alquilo Ci4);, -NHCO,CH,CO,H, -CH,NHCOj(alquilo Ci4), -
NHC(O)NR®R®, -NHSO,(alquilo Cy.), -S(O),(alquilo C,.4), -SO,NH,, -SO,NH(alquilo
Ci4), -SO;N(alquilo Cy_4),, -SO,NH(CH,),OH, -SO,NH(CH,),0(alquilo C,_4), -(CHy),-
CONRE®R?, -O(CH,),-carbociclo, -O(CH,),-heterociclo, -NHCO-carbociclo, -NHCO-
heterociclo, -(CH;),-carbociclo y -(CH,),-heterociclo que comprende atomos de
carbono y 1-4 heteroatomos seleccionados de N, NR8, O y S(O),, en donde dicho
alquilo, alquenilo, alquinilo, alcoxi, carbociclo y heterociclo estdn sustituidos con 0-4
R

R8, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H, alquilo Cj.,
alquenilo C;-4, alquinilo C,-4, -(CH,),-C(O) alquilo C;4, -(CH,),-C(O)carbociclo, -
(CH;),-C(O)heterociclo, -(CH,), -C(O)NR?R?, -(CH,),-NR*C(O) alquiloC;_4, -(CH,),-
C(O)O alquiloC,4, -(CH,),-C(O)alquiloC;4, -(CH,),-C(O)O-carbociclo, -(CHj),-
C(O)O-heterociclo, -(CH;),-SOsalquilo, -(CHy), SOscarbociclo, -(CHy),-
SO,heterociclo, -(CH,),-SO,NR?#R?, -(CH,),-carbociclo y -(CH,),-heterociclo, en donde
dicho alquilo, carbociclo y heterociclo estan sustituidos con 0-4 R?;

de modo alternativo, R® y R® se toman junto con el atomo de nitrégeno al que
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estan unidos para formar un heterociclo de 4 a 10 miembros sustituido con 0-4 R?;

R®, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de haldgeno, OH,
=0, CN, NO,, alquilo C;4, alcoxi C;4, CO(alquilo C;4), CO,H, COy(alquilo C4), -
(CHR!9),NR?R?, §(O),(alquilo C,.), -(CHR!?),CONR®R?, -(CHR!?),NR*CO(alquilo C;.
4), -(CHR!),0CONR* (CH,),CO,R?  S(O), alquiloCi4, S(O),NR?R? -
O(CHR!9),carbociclo, -O(CHR!?),heterociclo, -O(CHR!?),NR#R? y -(CR!°R!?)--
heterociclo de 4 a 10 miembros, en donde dicho alquilo, alcoxi, carbociclo y heterociclo
estan sustituidos con 0-4 Rb;

R0, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H y AlquiloC1-
4;

R!! se selecciona, de modo independiente, de H y alquilo C;_; opcionalmente
sustituido con haldgeno, alcoxi C,4, OH, CN, -CO,H, -CO,(alquilo C,4), -CO(alquilo
Ci.4), -CONH,, -CONH(alquilo C;_4) y -CON(alquilo C;_4),;

R'? y RB se seleccionan, de modo independiente, de H, OH, -OalquiloC_;
sustituido con 0-4 R4, AlquiloC1-3 sustituido con 0-4 RY;

R?, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H, alquilo C_4, -
(CH,),OH, CO(alquilo C,.4), COCF;, CO,(alquilo C;_4), -CONH,, -CONH- alquilenC,_4
-COy(alquilo Cy4), alquilen C,4 -CO,(alquilo C,4), R, CO,R¢ y CONHR¢; de modo
alternativo, R* y R? se toman junto con el atomo de nitrégeno al que estan unidos para
formar un heterociclo de 4 a 10 miembros, en donde dicho alquilo, alquileno y
heterociclo estan sustituidos con 0-4 R;

RP, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de =0, OH,
halégeno, alquilo C,4, alcoxi C;4, OCF;, OC(O) alquiloC,_4, NH,, NO,, N(alquiloC;.
4)2, CO(alquilo C;4), CO(haloalquilo C;4), CO,H, CO,(alquilo C,4;), CONH,, -
CONH(alquilo C;4), -CON(alquilo C4);, -CONH- alquilenC,4-O(alquilo C,4), -
CONH- alquilenC,4 -NH(alquiloC,4), -CONH- alquilenC;4 -N(alquilo Ci4),, -
alquilenC,_4 -O-P(O)(OH),, -NHCO,(alquilo C,4), -R¢, COR¢, CO,R¢ y CONHRS¢, en
donde dicho alquilo y alcoxi estan sustituidos con 0-2 RY;

R¢, en cada aparicién, se selecciona, de modo independiente, de -(CH,),-
CicloalquiloC3-6, -(CH,),-fenilo y -(CH,),-heterociclo de 5 a 6 miembros que contiene
atomos de carbono y 1-4 heteroatomos seleccionados del grupo que consiste en: N, NH,
N(alquilo C;.4), O y S(O),; en donde cada resto de anillo esta sustituido con 0-2 R,

RY, en cada aparicidn, se selecciona, de modo independiente, de =O, halogeno,

OH, alquilo C,4, NH,, NH(alquilo C,4), N(alquilo C;_4),, alcoxi C.4 y -NHCO(alquilo
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Cia);
n, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de 0, 1,2,3y 4;y

p, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de 0, 1 y 2.

5
10
2. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, que tiene la formula (11):
I
HN™ "R*
Rl 1
Rl 1
(R%)1.4
A
NH,
0 (1)

o uno de sus estereoisomeros, enantiomeros, diastereoisomeros, tautomeros o sus sales

15  farmacéuticamente aceptables, en donde

R’
(R N N
3 N / R3 N
R N\i \ % f R3N/< ji:
R3 R3 S

se selecciona de

R3 3
R
I\\I N (R3) 12 ( ) 1-3
N | h
\ —
R3 R
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(R4 18 (R 18 RI)13

R? .
B y B

R3, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H, halogeno,
alquilo C;,, alquenilo C,g, alcoxi C;4, alquiltio Ci4, haloalquilo C,4, -CH,OH, -
OCH,F, -OCHF,, -OCF;, CN, -NH,, -NH(alquilo C;4), -N(alquilo C;4),, -CO,H, -
CH,CO;H, -CO,(alquilo C,4), -CO(alquilo C,4), -CH,NH,, -CONH,, -CONH(alquilo
Ci.4), -CON(alquilo C,4),, -OCH,CO,H, -NHCO(alquilo C;_4), -NHCO,(alquilo C,_4), -
NHSO,(alquilo Cy4), -SO,NH,, -C(=NH)NH,, un carbociclo y un heterociclo, en donde
dicho alquilo, alquenilo, alcoxi, alquiltio, haloalquilo, carbociclo y heterociclo estan
sustituidos con 0-4 R?;

R* se selecciona de Cs.jy carbociclo y heterociclo de 4 a 15 miembros que
comprende atomos de carbono y 1-4 heteroatomos seleccionados de N, NR%, O y S(O),;
en donde dicho carbociclo y heterociclo estan sustituidos con 1-4 R7;

R’, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H, =0, NO,,
halégeno, alquilo C, 7, alquenilo C,_4, alquinilo C,4, alcoxi C,4, CN, OH, CHF,, CFj, -
(CH,),-CO,H, -(CH,),-COs(alquilo C;.4), -(CH;),-NR3R®, -NHCOH, -NHCO(alquilo
Ci4), -NHCOCF;, -NHCOj(alquilo C;4), -NHCO,(CH,),O(alquilo C,4), -
NHCO,(CH,);0(alquilo  C;4), -NHCO,(CH;),OH,  -NHCO,(CH,),NH,, -
NHCO,(CH;),N(alquilo Ci4);, -NHCO,CH,CO,H, -CH,NHCOj(alquilo Ci4), -
NHC(O)NRBR®, -NHSO,(alquilo C.4), -S(O),(alquilo Cj.4), -SO,NH,, -SO,NH(alquilo
Ci.4), -SO,N(alquilo Cy_4),, -SO,NH(CH;),0H, -SO,NH(CH,),0(alquilo Cy_4), -(CH;),-
CONRZR8, -O(CH,),-carbociclo, -O(CH,),-heterociclo, -NHCO-carbociclo, -NHCO-
heterociclo, -(CH;),-carbociclo y -(CH,),-heterociclo que comprende atomos de
carbono y 1-4 heteroatomos seleccionados de N, NR%, O y S(O),, en donde dicho
alquilo, alquenilo, alquinilo, alcoxi, carbociclo y heterociclo estan sustituidos con 0-4
R?;

R8, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H, alquilo C.,
alquenilo C,-4, alquinilo Cj;-4, -(CH;),-C(O) alquiloC;4, -(CH,),-C(O)carbociclo, -
(CH,),-C(O)heterociclo, -(CHy), -C(O)NR?R?, -(CH,),-NR*C(O) alquiloCy4, -(CHy),-
C(O)Oalquilo C;4, -(CH),-C(O)alquilo C;4, -(CH;),-C(O)O-carbociclo, -(CHj),-
C(O)O-heterociclo, -(CH,),-SO»alquilo, -(CHy), SOscarbociclo, -(CHy),-
SO,heterociclo, -(CH,),-SO,NR?R?, -(CH,),-carbociclo y -(CH,),-heterociclo, en donde
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dicho alquilo, alquenilo, alquinilo, carbociclo y heterociclo estan sustituidos con 0-4 R?;
de modo alternativo, R® y R® se toman junto con el atomo de nitrégeno al que
estan unidos para formar un heterociclo de 4 a 10 miembros sustituido con 0-4 R?;

R®, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de halogeno, OH,
=0, CN, NO,, alquilo Cy4, alcoxi Ci4, CO(alquilo C,4), CO,H, COs(alquilo C,,), -
(CHR!9%),NR?R?, S§(O),(alquilo C,.4), -(CHR!?),CONR#R?, -(CHR!?),NR*CO(alquilo C;.
4), -(CHR!),0CONR? (CH,),CO,R?  S(O)palquilo Cj4,  S(O),NRR?, -
O(CHR!'9),carbociclo, -O(CHR!9) heterociclo, -O(CHR!9) ,NR#R? y -(CR!°RI0) -
heterociclo de 4 a 10 miembros, en donde dicho alquilo, alcoxi, carbociclo y heterociclo
estan sustituidos con 0-4 Rb;

R0, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H y alquilo C;.
45

R'! se selecciona, de modo independiente, de H y alquilo C;.; opcionalmente
sustituido con halodgeno, alcoxi Cy4, OH y CN;

R3, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H, alquilo Cy 4, -
(CH,),OH, CO(alquilo C,_4), COCF3, COy(alquilo C,_4), -CONH,, -CONH- alquilenC, 4
-COy(alquilo C;4), alquilen C;4-COy(alquilo C;4), R¢, CO,R¢ y CONHR¢; de modo
alternativo, R? y R?® se toman junto con el a&tomo de nitrégeno al que estan unidos para
formar un heterociclo de 4 a 10 miembros, en donde dicho alquilo, alquileno y
heterociclo estan sustituidos con 0-4 R;

RP, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de =O, OH,
halégeno, alquilo C,4, alcoxi C,4, OCF;, OC(O) alquiloC,4, NH,, NO,, N(alquilo C;.
4)2, CO(alquilo C;4), CO(haloalquilo C;4), CO,H, CO,(alquilo C,4), CONH,, -
CONH(alquilo C;4), -CON(alquilo Ci4),, -CONH- alquilen C;4 -O(alquilo Ci4), -
CONH- alquilen C;4 -N(alquilo Ci4),, -NHCO,(alquilo C;4), -R¢, COR¢, CO,R® y
CONHR¢, en donde dicho alquilo y alcoxi estan sustituidos con 0-2 R9;

RS, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de -(CH,),-
CicloalquiloC3-6, -(CH,),-fenilo y -(CH,),-heterociclo de 5 a 6 miembros que contiene
atomos de carbono y 1-4 heterodtomos seleccionados del grupo que consiste en: N, NH,
N(alquilo C;.4), O y S(O),; en donde cada resto de anillo esta sustituido con 0-2 R,

RY, en cada aparicidn, se selecciona, de modo independiente, de =O, halégeno,
OH, alquilo C;_4, NH,, NH(alquilo C;4), N(alquilo C,_4),, alcoxi C;4 y -NHCO(alquilo
Cia);

n, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de 0, 1,2,3y 4;y
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p, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de 0, 1 y 2.

3. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 2 o un estereoisdmero,
enantidomero, diastereoisdémero, tautomero o sal farmacéuticamente aceptable del

mismo, en donde:

R3

\

(R N N . N N

R3_N/ N\ / R \{ / R3‘< /

se selecciona de R? , R , R? , ;

R3, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H, alquilo C_,

un carbociclo y un heterociclo, en donde dicho alquilo, carbociclo y heterociclo estan
sustituidos con 0-4 R?;

/4
ﬂb(R7)l-z %(RBM 4
/
R* se selecciona de , , R®

X (R)14

\\/N U,
/R (R)13
N /(R7)1-4 N /(R Ja Y \/(R7)1 Y \/ N
= \ /N N /N F
VDL ’ Y , R8 , R8 ’
Y
R7N\(\ (R")14 SN
= \/] RIN X~ (R)14 N >— (R’
\\/N\/\j c\,\ﬁ »\/N\/ (R)14
\\/N G R7
8
Rg /R
N (R NS Rs N (R7)14
R7 N N/ | > O=< @ N/ |
(\'\m 7 ) = N /\ ) /
e N2 Rz o H S i,
o~ Rs
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K/N\RS

R’, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H, =0, NO,,
halégeno, alquilo C;4, alcoxi Ci4, CN, OH, CF3, -(CH,),-CO,H, -(CH,;),-CO,(alquilo
Ci4), -(CH,),-NR®R®, -NHCO(alquilo C,4), -NHCOCF;, -NHCO,(alquilo Ci4), -
NHCO,(CH,),0O(alquilo C;4), -NHCO,(CH;);0(alquilo C,4), -NHCO,(CH,),0H, -
NHCO,(CH,),NH,, = -NHCO,(CH;);N(alquilo  Cy4),, -NHCO,CH,CO,H, -
CH,NHCO,(alquilo C;4), -NHC(O)NR2R8, -NHSO,(alquilo C;.4), -S(O),(alquilo C4),
-SO,NH,, -SO,NH(alquilo Ci4), -SO,N(alquilo C;4);, -SO,NH(CH,),OH, -
SO,NH(CH,),0(alquilo C;4), -(CH,),-CONR®R®, -O(CH,),-carbociclo, -O(CH,),-
heterociclo, -NHCO-carbociclo, -NHCO-heterociclo, -SO,N(C;_4 alquil),-carbociclo, -

b

SO,N(C,4 alquil)-heterociclo que comprende atomos de carbono y 1-4 heterodtomos
seleccionados de N, NR® O y S(0),, (CHy),-carbociclo y -(CH,),-heterociclo que
comprende atomos de carbono y 1-4 heteroatomos seleccionados de N, NR®, O y S(O),,
en donde dicho alquilo, alcoxi, carbociclo y heterociclo estan sustituidos con 0-4 R?;

R8, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H, alquilo C;_4,
C(0)AlquiloC1-4, C(O)carbociclo, C(O)heterociclo, -(CH,),-C(O)NR®R?,
C(0O)OAlquiloC1-4, C(O)O-carbociclo, C(O)O-heterociclo, SO,alquilo, SO,carbociclo,
SOsheterociclo, SO,NR?R?, -(CH;),-carbociclo y -(CH,;),-heterociclo, en donde dicho
alquilo, carbociclo y heterociclo estan sustituidos con 0-4 R?;

de modo alternativo, R® y R® se toman junto con el atomo de nitrégeno al que
estan unidos para formar un heterociclo de 4 a 10 miembros sustituido con 0-4 R?;

R?, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de haldgeno, OH,
=0, CN, NO,, CHF,, CFj, alquilo C;4, alcoxi C,4, CH,OH, CO,H, CO,(alquilo C,),
CONH,, -(CH,),NR?R?, -(CH;),CONR?R?, -(CH,),NHCO(AlquiloC1-4), -S(O),(alquilo
Ci.4), -S(O),(alquilo C;4), -O(CHy),heterociclo, -O(CH;), 4NR?R? y -(CH,),-heterociclo
de 4 a 10 miembros, en donde dicho alquilo, alcoxi, carbociclo y heterociclo estan
sustituidos con 0-4 RP;

R3, en cada aparicidn, se selecciona, de modo independiente, de H y alquilo C,_4;
de modo alternativo, R* y R? se toman junto con el 4&tomo de nitrégeno al que estan

unidos para formar un heterociclo de 4 a 10 miembros, en donde dicho alquilo,
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alquileno y heterociclo estan sustituidos con 0-4 Rb; y

R®, en cada aparicidn, se selecciona, de modo independiente, de =O, halégeno,
alquilo C,4, alcoxi C;4, OCF;, NH,, NO,, N(alquilo Ci4),, CO(alquilo C4),
CO(haloalquilo C4), CO,(alquilo C,4), CONH,, -CONH(alquilo C,4), -CON(alquilo
Ci.4)2, -CONH- alquilenC;_4-O(alquilo C,4), -CONH- alquilenC;_4 -N(alquilo C;4), y -
NHCO,(alquilo Cy4).

4. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 3 o un estereoisomero,
enantidomero, diastereoisdmero, tautomero o sal farmacéuticamente aceptable del
mismo, en donde:

R3, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H, alquilo C;_4,
fenilo, cicloalquilo Cs;¢ y un heterociclo, en donde dicho alquilo, fenilo, cicloalquilo y

heterociclo estan sustituidos con 0-4 R?;

R4 se selecciona  de , R’ ,
v 7
74 e (R )1-2
R’ N\>\/|© N «55 ~X
X - 7
\\ﬁ/\ A ®R)s S \,C 3 (RO Ny
N~ N \/ 2 , Rs , S y R8 ;

R’, en cada aparicién, se selecciona, de modo independiente, de H, hal6geno,
alquilo C;7, alcoxi C;.7, -NR2R®, cicloalquilo Cs, fenilo y -(CH,),-heterociclo que
comprende atomos de carbono y 1-4 heteroatomos seleccionados de N, NR¥, O y S(O),,
en donde dicho alquilo, alcoxi, cicloalquilo, fenilo y heterociclo estan sustituidos con 0-
4 R?;

R8, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H, alquilo Cy_g, -
(CH,),-cicloalquilo Cs, -(CH,),-fenilo y -(CH,),-heterociclo, en donde dicho alquilo,
cicloalquilo, fenilo y heterociclo estan sustituidos con 0-4 R®;

de modo alternativo, R® y R® se toman junto con el atomo de nitrogeno al que

@ (R4 (R9)0 )
l
- C

estan unidos para formar un heterociclo seleccionado de
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R?, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de F, Cl, OH, =0,
CN, alquilo Cy4, alcoxi Ci4, -(CH;),NR?R?, -(CH,),CONR®?R?, cicloalquilo C;4 y un
5  heterociclo de 4 a 10 miembros, en donde dicho alquilo, alcoxi, cicloalquilo y
heterociclo estan sustituidos con 0-4 R;
R, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H, alquilo C,_4, -
(CH,),OH, CO(alquilo C,4), COCF;, CO(alquilo C,4), -CONH,, -CONH- alquilenC,_4
-COy(alquilo Cy4) y alquilen C_4 -COy(alquilo Cy4); y
10 R®, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de halogeno, OH,
alquilo C;4, alcoxi C,4, OCF;, NH,;, NO,, N(alquilo C;4),, CO(alquilo C,4),
CO(haloalquilo C;4), CO,(alquilo C;4), CONH,, -CONH(alquilo C,4), -CON(alquilo
Ci.4)2, -CONH-alquilen C;4-O(alquilo C4), -CONH-alquilenC;_4 -N(alquilo Ci4), y -
NHCO,(alquilo Cy4).
15
5. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 4 o un estereoisomero,
enantiomero, diastereoisdmero, tautomero o sal farmacéuticamente aceptable del
mismo, en donde:
R3, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H, alquilo Cy_4,
20  fenilo, cicloalquilo Cs;¢ y un heterociclo, en donde dicho alquilo, fenilo, cicloalquilo y

heterociclo estan sustituidos con 0-4 R?;

o

(R7) <N\ \\ X
12 N N A
>\/N = R7 N R7
R* se selecciona de , R , R’ ,
74 Vl%
N\ ///\S;R7
n8
Re y R

R’, en cada aparicién, se selecciona, de modo independiente, de H, hal6geno,
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CN, alquilo Cy_7, alcoxi C;.7, -NR8R8, cicloalquilo C;_, fenilo y -(CH,),-heterociclo que
comprende atomos de carbono y 1-4 heteroatomos seleccionados de N, NR¥, O y S(O),,
en donde dicho alquilo, alcoxi, cicloalquilo, fenilo y heterociclo estan sustituidos con 0-
4 R

R8, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H, alquilo C_4, -
(CH,),-cicloalquilo Cs, -(CHy),-fenilo y -(CH,),-heterociclo, en donde dicho alquilo,
cicloalquilo, fenilo y heterociclo estan sustituidos con 0-4 R?;

de modo alternativo, R® y R® se toman junto con el atomo de nitrogeno al que

(R9)0 4 /\ (R9)0 4

Ny bN

estan unidos para formar un heterociclo seleccionado de O

(R%).1

9
\NC/,L (R)o.4 N (R®)0.4 OOC( (R%)os
s N "y

5 y 5

R®, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de F, Cl, OH, =0,
CN, alquilo Cy4, alcoxi Ci4, -(CH;),NR?R?, -(CH,),CONR?R?, cicloalquilo C;4y un
heterociclo de 4 a 10 miembros, en donde dicho alquilo, alcoxi, cicloalquilo y
heterociclo estan sustituidos con 0-4 RY;

R?, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H, alquilo C, 4, -
(CH,),OH, CO(alquilo C,4), COCF;, CO(alquilo C;4), -CONH,, -CONH- alquilenC,_4
-COy(alquilo C;4) y alquilen C;_4 -COy(alquilo C;4); y

RP, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de haldgeno, OH,
alquilo C,4, alcoxi C;4, OCF;, NH,, NO,, N(alquilo Ci4),, CO(alquilo C4),
CO(haloalquilo C;4), CO,(alquilo C;4), CONH,, -CONH(alquilo C;4), -CON(alquilo
Ci.4)2, -CONH- alquilenC,_ 4-O(alquiloC,4), -CONH- alquilenC,; 4-N(alquiloC,4), y -
NHCOy(alquilo C;4).

6. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 2 o un estereoisomero,
enantiomero, diastereoisémero, tautomero o sal farmacéuticamente aceptable del

mismo, en donde:

N
(RY)1.¢ (®’ )1 4 =
=
X S ,
se selecciona de R
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R3, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H y AlquiloC1-

4,

o
r~"><
%(RBIQ J\ﬁb(lﬂ)ld N\N G
I
5 R* se selecciona de , , R®

és (R)1-2
X \§(R7) §L\;© <SS\'CN// R N O
SV N (R4 y

S R8

3

3

R’, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H, haldgeno,
CN, alquilo Cy_4, alcoxi C;.4, -NR8R8, cicloalquilo C;_, fenilo y -(CH;),-heterociclo que
comprende atomos de carbono y 1-4 heteroatomos seleccionados de N, NR®, O y S(O),,

10  en donde dicho alquilo, alcoxi, cicloalquilo, fenilo y heterociclo estan sustituidos con 0-
4 R,

R8, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H, alquilo Cy_4, -
(CH,),-fenilo y -(CHy),-heterociclo, en donde dicho alquilo, fenilo y heterociclo estan
sustituidos con 0-4 R?;

15 R®, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de F, Cl, OH, =0,
CN, alquilo Cy4, alcoxi Ci4, -(CH;),NR?R?, -(CH,),CONR?R?, cicloalquilo C;4y un
heterociclo de 4 a 10 miembros, en donde dicho alquilo, alcoxi, cicloalquilo y
heterociclo estan sustituidos con 0-4 RY;

R, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H, alquilo Cy 4, -

20  (CH,),0OH, CO(alquilo C;4), COCF;, CO,(alquilo C;4), -CONH,, -CONH- alquilenC,_4
-COy(alquilo C;4) y alquilenC,_4 -COy(alquilo C;4); y

RP, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de haldgeno,

alquilo C]_4, alcoxi C]_4, OCF3, NHZ, N02 y N(alqullo C1_4)2.
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7. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 6 o un estereoisomero,
enantiomero, diastereoisdmero, tautomero o sal farmacéuticamente aceptable del

mismo, en donde:

, %,
fbaﬁ)m ﬁ{@m% "
|
R* se selecciona de , , R
& ,
<7 _N qé (R%1-2
NN @ 7 SN \F/{O
R’ Lz}l (R)1-4 T%lﬂ N
R , , S y

3

7 R® :

R7, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H, haldgeno,
alquilo C;4, alcoxi Ci4, -NR®R?®, cicloalquilo Cs, fenilo y -(CH;),-heterociclo que
comprende atomos de carbono y 1-4 heteroatomos seleccionados de N, NR®, O y S(O),,
en donde dicho alquilo, alcoxi, cicloalquilo, fenilo y heterociclo estan sustituidos con 0-
4 R

R8, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H, alquilo Cy_4, -
(CH,),- cicloalquilo Cs., -(CH;),-fenilo y -(CH,),-heterociclo, en donde dicho alquilo,
cicloalquilo, fenilo y heterociclo estan sustituidos con 0-4 R?;

R®, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de F, Cl, OH, =0,
CN, alquilo C;4, alcoxi C;4, -(CH;),NR?R?, -(CH,),CONR?R?, cicloalquilo C;4y un
heterociclo de 4 a 10 miembros, en donde dicho alquilo, alcoxi, cicloalquilo y
heterociclo estan sustituidos con 0-4 RP;

R?, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H, alquilo Cy 4, -
(CH,),OH, CO(alquilo C4), COCF;, CO,(alquilo C;4), -CONH,, -CONH- alquilen C;.
4 -COy(alquilo C;4) y alquilen C;_4 -COy(alquilo Cy4);y

RP, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de haldgeno,
alquilo C,4, alcoxi C;4, OCF;, NH,, NO,, N(alquilo Ci4),, CO(alquilo C4),
CO(haloalquilo C;4), CO,(alquilo C;4), CONH,, -CONH(alquilo C;4), -CON(alquilo
Ci.4)2, -CONH- alquilenC,_4 -O(alquilo C,4), -CONH- alquilenC,_4 -N(alquilo C;4), y -
NHCO,(alquilo Cy4).

8. El compuesto de la reivindicacion 1, que tiene la formula (I11):
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o (1I1)
0 un estereoisomero, enantiomero, diastereoisomero, tautdomero o sal

farmacéuticamente aceptable del mismo, en donde:

R3
3 \
R 16 N N N
/ N 3
R-N \ | R % |
— N
. 3
se selecciona de R} , R , R’ ,

(R3);4

P

N
R3 /
5 ,
R,

N N
O - 1
e (R?) &3
b

14

R? se selecciona de alquilo C;4, -(CH,),.i-fenilo y -(CH,) heteroarilo de 4-6
miembros que comprende d&tomos de carbono y 1-2 heteroatomos seleccionados de N, O
y S(O),, en donde dicho alquilo, fenilo y heteroarilo estan sustituidos con 1-4 R7;
10 R3, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H, alquilo C;4 y
ciclopropilo; y
R’, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H, alquilo C,_,

alcoxi C1_4, CN, OH, CHF2 y CF3

15
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9. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, que tiene la formula (IV):

R6

0

R4

NH,
0 (IV)
0 un estereoisomero, enantiomero, diastereoisomero, tautomero o sal

farmacéuticamente aceptable del mismo, en donde:

R3
R? ‘
R)16 N N N
/
— N
de R® R’ R}

5 se selecciona

R3
| (RY),.
. N N\ 12
N (R4 N/
R3\< / NS \ =
S R’ R3 R3

R)5

N N
0] NS AN
R3 ® R (
b b

)i-4 ;

R3, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H, alquilo Cy4y
ciclopropilo; y
10 R¢ se selecciona de alquilo C;4, -(CH,),.i-fenilo y -(CH,) heteroarilo de 4-6

miembros que comprende d&tomos de carbono y 1-2 heteroatomos seleccionados de N, O

y S(O).

10.  El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 3 o un estereoisdmero,
15 enantiomero, diastereoisomero, tautomero o sal farmacéuticamente aceptable del

mismo, en donde:
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(R

R3 es alcoxi Cy4;

R* se selecciona de
R7, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H, haldgeno,
5 alquilo Cy4, alcoxi Ci4, CN y OH, en donde dicho alquilo y alcoxi estan sustituidos con
0-4 R?;
R® se selecciona de 6 miembros arilo y 6 miembros heterociclo, en donde dicho
arilo y heterociclo estan sustituidos con 0-4 R?;
R?, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de halégeno, OH,

11. El compuesto de la reivindicacion 2 o un estereoisdmero, enantiomero,

diastereoisdmero, tautomero o sal farmacéuticamente aceptable del mismo, en donde:

(R )1-6 H3C\
N
N/N A
N\ P

selecciona  de - , ,

S ,y

R3, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H, halégeno,
alquilo C, alcoxi Cy4, un carbociclo y un heterociclo, en donde dicho alquilo, alcoxi,

carbociclo y heterociclo estan sustituidos con 0-4 R?;

(R7)1 4 N (R7)1-2

Rs
|
7 N TN
ﬁb(R o N .
N
R* se selecciona de ,

=

R R, _
\\ P —S—(R7) | i{l\‘l}/(w)m \Z '\\'\_/(R7)1_2
20 ’N\/ 2 N/ S , S/ Ly
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R7, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H, alquilo C,.,
alcoxi Ci4, NHR?® y un carbociclo, en donde dicho alquilo, alcoxi y carbociclo estan
sustituidos con 0-4 R?;

R8, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H, alquilo C.,
un carbociclo y un heterociclo, en donde dicho alquilo, carbociclo y heterociclo estan
sustituidos con 0-4 R?;

R?, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de haldgeno, OH,
CN, alquilo Ci4, S(O)palquilo C;4, -heterociclo de 4 a 10 miembros, en donde dicho
alquilo y heterociclo estan sustituidos con 0-4 RY;

R?, en cada aparicidn, se selecciona, de modo independiente, de H y alquilo Cy 4
sustituido con 0-4 R;

RP, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de halogeno y
alquilo C;_4 sustituido con 0-2 RY;

R4 es halogeno; y

p, en cada aparicidn, se selecciona, de modo independiente, de 0, 1 y 2.

12.  El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 8 o un estereoisomero,
enantidmero, diastereoisdmero, tautomero o sal farmacéuticamente aceptable del

mismo, en donde:

(R

R? es alquilo C4 sustituido con 1-4 R7;
R’, en cada aparicion, se selecciona, de modo independiente, de H, OH, CHF, y

CFs.
13.  Una composicion farmacéutica que comprende uno o mas compuestos de

acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-12 y un portador o diluyente

farmacéuticamente aceptable.
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14.  Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-12 o un
estereoisomero, enantiomero, diastereoisomero, tautdmero o sal farmacéuticamente

aceptable del mismo para usar como un medicamento.

15.  Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-12 o un
estereoisomero, enantiomero, diastereoisomero, tautdmero o sal farmacéuticamente
aceptable del mismo para la prevencion y/o el tratamiento de trastornos asociados con la

actividad de Rho quinasa anormal.

16. El compuesto, estereoisdmero, enantiomero, diastereoisomero, tautomero o sal
farmacéuticamente aceptable del mismo de acuerdo con la reivindicacion 15, en donde
dicho trastorno se selecciona del grupo que consiste en un trastorno cardiovascular, un
trastorno relacionado con la musculatura lisa, una enfermedad fibrotica, una enfermedad

inflamatoria, trastornos neuropaticos, trastornos oncologicos y un trastorno autoinmune.

17. El compuesto, estereoisdmero, enantiomero, diastereoisomero, tautomero o sal
farmacéuticamente aceptable del mismo de acuerdo con la reivindicacion 15, en donde
dicho trastorno cardiovascular se selecciona del grupo que consiste en angina,
aterosclerosis, ACV, enfermedad cerebrovascular, insuficiencia cardiaca, enfermedad
arterial coronaria, infarto del miocardio, enfermedad vascular periférica, estenosis,

vasoespasmo, hipertension e hipertension pulmonar.
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