CAPITULO REIVINDICATORIO

1. Un compuesto de férmula (1-B-1):

CN (1-B-1),

0 una sal, estereocisdmero o tautdmero farmacéuticamente aceptable del mismo, en
donde:

RAL es hidrégeno, haldgeno, alquilo Ci_1o opcionalmente sustituido, alquenilo C,.q
opcionalmente sustituido, alquinilo C,.;o opcionalmente sustituido, o —CN;

RA2 es hidrégeno, haldgeno, alquilo Cq.19 opcionalmente sustituido, alquenilo Cy.19
opcionalmente sustituido, alquinilo C,.;o opcionalmente sustituido, o —=CN;

RB es hidrégeno, haldgeno, alquilo Ci.19 opcionalmente sustituido, alquenilo C,.q9
opcionalmente sustituido, o alquinilo C,.;o opcionalmente sustituido;

cada aparicion de R¢ es independientemente halégeno, alquilo Cy.;5 opcionalmente
sustituido, alquenilo C,,9 opcionalmente sustituido, alquinilo C,.;; opcionalmente
sustituido, carbociclilo C3.14 opcionalmente sustituido, heterociclilo de 3 a 14 miembros
con atomos de carbono y con entre 1 a 4 heterodtomos opcionalmente sustituido, en
donde cada heteroatomo se selecciona independientemente del grupo que consiste de
nitrégeno, oxigeno y azufre, arilo Cg14 opcionalmente sustituido, heteroarilo de 5 a 14
miembros con atomos de carbono y con entre 1 a 4 heterodtomos, opcionalmente
sustituido, en donde cada heterodtomo se selecciona independientemente del grupo que
consiste de nitrégeno, oxigeno y azufre, acilo opcionalmente sustituido, sulfonilo
opcionalmente sustituido, -ORf, =SRf, -N(Rf),, -NO, o0 -CN;

ces0,1,2,304;
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R? es hidrégeno, halégeno o alquilo Cy.19 opcionalmente sustituido;

R3 es, alquilo Ci,9 opcionalmente sustituido, alquenilo C,.o opcionalmente
sustituido, o alquinilo C,.1g opcionalmente sustituido; y

cada aparicion de Rf es independientemente hidrégeno, alquilo Ciqg
opcionalmente sustituido, alquenilo C,.;p opcionalmente sustituido, alquinilo Cjg
opcionalmente sustituido, carbociclilo C3.14 opcionalmente sustituido, heterociclilo de 3 a
14 miembros con dtomos de carbono y con entre 1 a 4 heteroatomos opcionalmente
sustituido, en donde cada heteroatomo se selecciona independientemente del grupo que

consiste de nitrégeno, oxigeno y azufre, arilo Cg.14 opcionalmente sustituido, heteroarilo



de 5 a 14 miembros con atomos de carbono y con entre 1 a 4 heterodtomos,
opcionalmente sustituido, en donde cada heterodtomo se selecciona independientemente
del grupo que consiste de nitrégeno, oxigeno y azufre, acilo opcionalmente sustituido,
sulfonilo opcionalmente sustituido, un grupo protector de oxigeno, un grupo protector de
sulfuro o un grupo protector de nitrégeno o dos Rf se unen para formar un anillo
heterociclico de 3 a 14 miembros con atomos de carbono y con entre 1 a 4 heteroatomos
opcionalmente sustituido, en donde cada heterodtomo se selecciona independientemente
del grupo que consiste de nitrégeno, oxigeno y azufre, o un heteroarilo de 5 a 14
miembros con atomos de carbono y con entre 1 a 4 heterodtomos, opcionalmente
sustituido, en donde cada heterodtomo se selecciona independientemente del grupo que
consiste de nitrégeno, oxigeno y azufre;

en donde cada grupo protector de oxigeno es independientemente seleccionado
de -R¥, -N(RP®),, -C(=0)SR¥, -C(=0)R¥, -CO,R?, -C(=O)N(RP"),, -C(=NRPP)R33,
~C(=NRP*)OR®, —C(=NRPP)N(RP®),, -S(=O)R¥, -SO,R33, -Si(R#);, —-P(R%), -P(R);*X,
—P(OR%);, -P(OR*)3*X", -P(=0)(R??),, ~P(=0)(OR); y ~P(=0)(N(R®®),),;

en donde cada grupo protector de sulfuro es independientemente seleccionado de
-R?%, -N(RPP),, -C(=0)SR¥, -C(=O)R¥, -CO,R*, -C(=O)N(RP),, —C(=NRPP)R?33,
—C(=NRP*)OR?, -C(=NRPP)N(RP?),, -S(=0)R??, -SO,R3?, -Si(R33);, —-P(R%),, —-P(R%)s*X",
=P(OR<),, -P(OR*)3*X", -P(=0)(R*),, =P(=0)(OR),, y =P(=0)(N(R®®) 5),

en donde cada grupo protector de nitrégeno es independientemente seleccionado
de -OH, -OR%, -N(R*),, -C(=O)R3, -C(=O)N(R*),, —-CO,R*, -SO,R¥, -C(=NR)R??,
—-C(=NR)OR22, —C(=NR*)N(R%),, -SO,N(R*);, —SO,R¢¢, —-SO,0R, -SOR?2, —C(=S)N(R),,
—-C(=0)SRec, —C(=S)SR°¢, alquilo C;.19, alquenilo C,49, alquinilo C,.49, heteroalquilo Ci.q,
heteroalquenilo C,,9, heteroalquinilo C,,y, carbociclilo Cs.19, heterociclilo de 3-14
miembros, arilo Cg.14 Yy heteroarilo de 5-14 miembros, en donde cada alquilo, alquenilo,
alquinilo, heteroalquilo, heteroalquenilo, heteroalquinilo, carbociclilo, heterociclilo,
aralquilo, arilo y heteroarilo estd sustituido independientemente con 0, 1, 2, 3, 4 0 5
grupos Rdd;

en donde cada dtomo de carbono de cada grupo opcionalmente sustituido es
opcionalmente sustituido con halégeno, -CN, -NO,, -N3, -SO,H, -SO3H, -OH, -OR?,
—ON(R®P),, —N(RPP),, -N(RPP)3*X~, —~N(OR«)RPP, —-SH, -SR32, -SSR°¢, -C(=0)R??, -CO,H, -CHO,
-C(OR<),, -CO,R?2, -OC(=0)R?2, ~OCO,R¥, -C(=0)N(RPP),, ~OC(=0)N(R®P),, -NRPPC(=0)R??,
-NRPPCO,R??,  —NRPPC(=O)N(RPP),,  -C(=NRPP)R32,  —-C(=NRPP)OR??,  -OC(=NR®P)R?3,
-OC(=NRbP)OR??, —C(=NRPb)N(RPb),, ~OC(=NRPP)N(RPP),, ~NRPPC(=NRPP)N(RPP),,



-C(=0)NRPPSO,R3, -NRPPSO,R*, -SO,N(RP?),, -SO,R??, -SO,0R¥, -0SO,R*?, -S(=0)R?,
-0S(=0)R, -Si(R¥)3;, -O0Si(R?); -C(=S)N(RP®),, -C(=0)SR¥, -C(=S)SR??, -SC(=S)SR%,
-SC(=0)SR#, -0OC(=0)SR?, -SC(=0)OR%*, -SC(=0)R%, -P(=0)(R#?),, -P(=0)(OR),,
-OP(=0)(R*?);, -OP(=0)(OR*);, -P(=O)(N(R*®));, -OP(=0)(N(R"););, —NR®*P(=0)(R*?),,
—NR®*P(=0)(OR*);, -NRP*P(=0)(N(R"));, -P(R*);, -P(OR*);, -P(R)3'X", -P(OR%)s*X",
-P(R¢)4, -P(OR<);, -OP(R%),, -OP(R%)3*X~, —OP(OR%),, -OP(OR)3*X~, —OP(R%),,
—-OP(OR¢¢),, -B(R#),, —-B(OR*¢),, —-BR#*3(0OR*¢), alquilo C;.10, perhaloalquilo C;.1g, alquenilo C,.
10, alquinilo C,.49, heteroalquilo C;;9, heteroalquenilo C,.9, heteroalquinilo C,.q0,
carbociclilo Cs.40, heterociclilo de 3-14 miembros, arilo Cg14, ¥ heteroarilo de 5-14
miembros, en donde cada alquilo, alquenilo, alquinilo, heteroalquilo, heteroalquenilo,
heteroalquinilo, carbociclilo, heterociclilo, arilo, y heteroarilo es independientemente
sustituido con 0, 1, 2, 3, 4 0 5 grupos RY9;

cada aparicion de R* se selecciona independientemente entre alquilo Ciq,
perhaloalquilo C;.1g, alquenilo C,.1p, alquinilo C,.1o, heteroalquilo Cy.15, heteroalquenilo C,.
10, heteroalquinilo C,.49, carbociclilo Cs.19, heterociclilo de 3-14 miembros, arilo Cg.14 ¥
heteroarilo de 5-14 miembros o se unen dos grupos R para formar un anillo de
heterociclilo de 3-14 miembros o un anillo de heteroarilo de 5-14 miembros, en donde
cada alquilo, alquenilo, alquinilo, heteroalquilo, heteroalquenilo, heteroalquinilo,
carbociclilo, heterociclilo, arilo y heteroarilo esta sustituido independientemente con 0, 1,
2,3,4 05 grupos R4;

cada aparicion de RPP se selecciona independientemente entre hidrégeno, -OH,
-OR?, -N(R¢),, -CN, -C(=O)R#, -C(=O)N(Rc),, -CO,R*, -SO,R¥, -C(=NR%)OR2?,
—-C(=NR*)N(R¢);, -SO,N(R*¢);, -SO,R*, -SO,0R<, -SOR22, -C(=S)N(R%),, -C(=0)SRc,
-C(=S)SR¢¢, —P(=0)(R?2),, —P(=0)(OR),, —P(=0)(N(R¢),),, alquilo Cy.10, perhaloalquilo C; 14,
alquenilo C,.40, alquinilo C,.1o, heteroalquilo C;.19, heteroalquenilo C,.qo, heteroalquinilo C,.
10, carbociclilo Cs.19, heterociclilo de 3-14 miembros, arilo Cg.14 y heteroarilo de 5-14
miembros o se unen dos grupos R para formar un anillo de heterociclilo de 3-14
miembros o un anillo de heteroarilo de 5-14 miembros, en donde cada alquilo, alquenilo,
alquinilo, heteroalquilo, heteroalquenilo, heteroalquinilo, carbociclilo, heterociclilo, arilo
y heteroarilo estd sustituido independientemente con 0, 1, 2, 3, 4 0 5 grupos R9;

cada apariciéon de R se selecciona independientemente entre hidrégeno, alquilo
Ci.10, perhaloalquilo Ciq, alquenilo C,4, alquinilo C,49, heteroalquilo Ci.qg,
heteroalquenilo C,, heteroalquinilo C,,y, carbociclilo Cs.19, heterociclilo de 3-14

miembros, arilo Cg.14 Yy heteroarilo de 5-14 miembros o se unen dos grupos R para formar



un anillo de heterociclilo de 3-14 miembros o un anillo de heteroarilo de 5-14 miembros,
en donde cada alquilo, alquenilo, alquinilo, heteroalquilo, heteroalquenilo,
heteroalquinilo, carbociclilo, heterociclilo, arilo y heteroarilo estd sustituido
independientemente con 0, 1, 2, 3, 4 0 5 grupos R4;

cada aparicién de R¥ se selecciona independientemente entre halégeno, -CN,
-NO,, -N3, -SO,H, -SOs3H, -OH, -ORe¢, -ON(Rff),, -N(R),, -N(R")3*X~, -~N(ORe¢)R", -SH,
-SRee, -SSRee, -C(=0)Re¢, -CO,H, -CO,R%¢, -OC(=0)R®¢, -OCO,Re¢, -C(=0O)N(Rf),,
-0C(=0)N(R"),,  -NRfC(=0)Re¢,  -NRfCO,R®¢, = -NRfC(=0)N(R"),, = -C(=NRf)ORee,
-0C(=NRf)Ree, -OC(=NRf)ORe¢, -C(=NRT)N(R™),, -OC(=NRf)N(R),, -NRTC(=NRT)N(R™),,
-NRffSO,Re¢, -SO,N(Rff),, -SO,R®¢, -SO,0R®¢, —-0SO,R®¢, -S(=0)Ree, -Si(Re¢);, —OSi(R®®)s,
—-C(=S)N(R),, -C(=0)SRe¢, -C(=S)SRe¢, -SC(=S)SRe®¢, -P(=0)(ORe¢),, —-P(=0)(Re¢),,
—-OP(=0)(Re¢),, ~OP(=0)(0OR®#),, alquilo C;, perhaloalquilo Cy, alquenilo C,, alquinilo C,.
6, heteroalquilo Cig heteroalquenilo C,, heteroalquinilo C,¢, carbociclilo Cs.qq,
heterociclilo de 3-10 miembros, arilo Cg.19, heteroarilo de 5-10 miembros, en donde cada
alquilo, alquenilo, alquinilo, heteroalquilo, heteroalquenilo, heteroalquinilo, carbociclilo,
heterociclilo, arilo y heteroarilo esta sustituido independientemente con 0, 1,2, 3,405
grupos Re8 o pueden unirse dos sustituyentes R% geminales para formar =0 o =S;

cada aparicion de R®® se selecciona independientemente entre alquilo Ci,
perhaloalquilo Cyi¢, alquenilo C,, alquinilo C,, heteroalquilo Ci, heteroalquenilo C,,
heteroalquinilo C,, carbociclilo Cs.1o, arilo Cgq, heterociclilo de 3-10 miembros, y
heteroarilo de 3-10 miembros, en donde cada alquilo, alquenilo, alquinilo, heteroalquilo,
heteroalquenilo, heteroalquinilo, carbociclilo, heterociclilo, arilo y heteroarilo esta
sustituido independientemente con 0, 1, 2, 3, 4 0 5 grupos Rég;

cada aparicion de Rff se selecciona independientemente entre hidrégeno, alquilo
Ci.6, perhaloalquilo Cy, alquenilo C,, alquinilo C,6, heteroalquilo Cy, heteroalquenilo C,.
6, heteroalquinilo C,, carbociclilo Cs49, heterociclilo de 3-10 miembros, arilo Cgq9 Y
heteroarilo de 5-10 miembros, o se unen dos grupos Rff para formar un anillo de
heterociclilo de 3-10 miembros o un anillo heteroarilo de 5-10 miembros, en donde cada
alquilo, alquenilo, alquinilo, heteroalquilo, heteroalquenilo, heteroalquinilo, carbociclilo,
heterociclilo, arilo y heteroarilo esta sustituido independientemente con 0, 1, 2, 3,405
grupos Res;

cada aparicion de R es independientemente halégeno, -CN, -NO,, —-N3, -SO,H,
-SO3H, -OH, -Oalquilo Cis, —-ON(alquilo Ci¢),, —N(alquilo Cig),, —N(alquilo Cig)3*X",
-NH(alquilo Cy¢),"X", —-NHy(alquilo Cig)*X", —-NHs3*X", -N(Oalquil Cig)(alquilo Cig),



—-N(OH)(alquilo C;), —-NH(OH), -SH, -Salquilo C;, -SS(alquilo Cy¢), —C(=0)(alquilo Cy),
-CO,H, -CO,(alquilo Ci), —-0OC(=0)(alquilo Cig), —-0OCO,(alquilo Cig), -C(=O)NH,,
—-C(=O)N(alquilo Cy);, —OC(=O)NH(alquilo Ci5), —NHC(=0)(alquilo C;g), —-N(alquil C;.
6)C(=0)(alquilo Cy6), -NHCO,(alquilo Cy.¢), -NHC(=0O)N(alquilo C;¢),, ~-NHC(=0O)NH(alquilo
C1.6), -NHC(=0)NH,, -C(=NH)O(alquilo C1), —~OC(=NH)(alquilo C;.¢), —-OC(=NH)Oalquilo Cy.,
—-C(=NH)N(alquilo Ci6),, —C(=NH)NH(alquilo Ci), —C(=NH)NH,, —OC(=NH)N(alquilo C;. ¢),,
-OC(NH)NH(alquilo Ci¢), -OC(NH)NH,, -NHC(NH)N(alquilo Cig);, —NHC(=NH)NH,,
-NHSO,(alquilo Cy¢), -SO;,N(alquilo Ci),, —SO,NH(alquilo Cy.), -SO,NH;, -SO,alquilo C;,
-S0,0alquilo Ci6, ~0S0,alquilo Ci5, —SOalquilo Cy, —Si(alquilo Ci)3, —OSi(alquilo Ci6)s3
—-C(=S)N(alquilo Cy¢),, C(=S)NH(alquilo Cy.), C(=S)NH,, —C(=0)S(alquilo Cy.¢), —C(=S)Salquilo
C16, —SC(=S)Salquilo Cy, -P(=0)(Oalquilo Cy),, —P(=0)(alquilo Ci),, —OP(=0)(alquilo Cy.
6)2, —OP(=0)(Oalquilo Cy),, alquilo Cy6, perhaloalquilo Cyi, alquenilo C,, alquinilo Cy,
heteroalquilo Ci¢, heteroalquenilo C,, heteroalquinilo C,, carbociclilo Cs.1p, arilo Cg.1g,
heterociclilo de 3-10 miembros, o heteroarilo de 5-10 miembros; o pueden unirse dos
sustituyentes R& geminales para formar =0 0 =S; y
X~ es un contraion;

a condicién de que el compuesto no sea:
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o una sal, estereoisdmero o tautémero farmacéuticamente aceptable del mismo.

2. El compuesto de la Reivindicacién 1 o una sal farmacéuticamente aceptable,
estereoisomero, o tautomero del mismo, en donde los dos RA! y RA? son

independientemente hidrégeno o alquilo C,.¢ opcionalmente sustituido.

3. El compuesto de la Reivindicacién 1 o 2, o una sal farmacéuticamente aceptable,

estereoisomero, o tautdmero del mismo, en donde R! es
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4, El compuesto de la Reivindicacién 1 o 2, o una sal farmacéuticamente aceptable,
estereoisdmero, o tautdémero del mismo, en donde R! es
F
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5. El compuesto de la Reivindicacién 1 o 2, o una sal farmacéuticamente aceptable,
estereoisdmero, o tautdmero del mismo, en donde R! es

2{~7r0R3
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6. El compuesto de la Reivindicacién 5, o una sal farmacéuticamente aceptable,
estereoisomero, o tautomero del mismo, en donde R3 es alquilo C;¢ opcionalmente

sustituido.

7. El compuesto de la Reivindicacién 1 o 2, o una sal farmacéuticamente aceptable,

estereoisdmero, o tautdmero del mismo, en donde R! es:
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8. El compuesto de cualquiera de las Reivindicaciones 1-7, o wuna sal

farmacéuticamente aceptable, estereoisémero, o tautémero del mismo, en donde R? es

hidrégeno.

9. El compuesto de cualquiera de las Reivindicaciones 1-8, o wuna sal
farmacéuticamente aceptable, estereoisémero, o tautémero del mismo, en donde RB es

hidrégeno o alquilo C1.¢ opcionalmente sustituido.

10. El compuesto de la Reivindicacion 1, en donde el compuesto es de férmula:
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o una sal, estereocisdmero o tautdmero farmacéuticamente aceptable del mismo.

11. Un compuesto de férmula (I1):
X1~N
RB—« \ R2
N R!
s\ N
RM_ S
RA2 (RC)

),
0 una sal, estereoisdmero o tautdmero farmacéuticamente aceptable del mismo, en
donde:

RM es —-CN;

RA? es hidrégeno, haldgeno, alquilo Cq.19 opcionalmente sustituido, alquenilo C,.19
opcionalmente sustituido, alquinilo C,.;o opcionalmente sustituido, o —CN;

X! es N o CR> en donde R® es hidrégeno, halégeno, alquilo Ci.19 opcionalmente
sustituido, alquenilo C,,9 opcionalmente sustituido, o alquinilo C,.;o opcionalmente

sustituido;



RB es hidrégeno, haldgeno, alquilo Ci.19 opcionalmente sustituido, alquenilo C,.q9
opcionalmente sustituido, o alquinilo C,.;o opcionalmente sustituido;

el anillo C es fenilo;

cada aparicion de R¢ es independientemente haldgeno, alquil Cy.19 opcionalmente
sustituido, alquenilo C,19 opcionalmente sustituido, alquinilo C,.;; opcionalmente
sustituido, carbociclilo C3.14 opcionalmente sustituido, heterociclilo de 3 a 14 miembros
con atomos de carbono y con entre 1 a 4 heterodtomos opcionalmente sustituido, en
donde cada heterodatomo es independientemente seleccionado del grupo que consiste de
nitrégeno, oxigeno y azufre, arilo Cg.14 opcionalmente sustituido, heteroarilo de 5 a 14
miembros con atomos de carbono y con entre 1 a 4 heterodtomos, opcionalmente
sustituido, en donde cada heterodtomo es independientemente seleccionado del grupo
gue consiste de nitréogeno, oxigeno y azufre, acilo opcionalmente sustituido, sulfonilo
opcionalmente sustituido, ~ORf, -SRf, -N(Rf),, -NO, o0 -CN;

ces0,1,2,304;

R! es hidrdgeno, haldgeno, alquilo Ci.19p opcionalmente sustituido o —(CH,),L, en
dondenes0,1,2,304yLes-C(=0)R3 -C(=0)OR3, —-C(=0)NR3R?, -5(=0);,R3, -S(=0),0R3,
-S(=0),NR3R?%, -OR3, -NR3R*, —N(R*)C(=0)R3, carbociclilo C3.14 opcionalmente sustituido,
heterociclilo de 3 a 14 miembros con atomos de carbono y con entre 1 a 4 heterodtomos
opcionalmente sustituido, en donde cada heteroatomo es independientemente
seleccionado del grupo que consiste de nitrégeno, oxigeno y azufre, arilo Cgq4
opcionalmente sustituido, heteroarilo de 5 a 14 miembros con atomos de carbono y con
entre 1 a 4 heteroatomos, opcionalmente sustituido, en donde cada heterodatomo es
independientemente seleccionado del grupo que consiste de nitrégeno, oxigeno y azufre;

R? es hidrégeno, halégeno o alquilo Cy.1¢ opcionalmente sustituido;

cada uno de R3 y R* es independientemente hidrégeno, alquilo Cy.; opcionalmente
sustituido, alquenilo C,;9 opcionalmente sustituido, alquinilo C,.;; opcionalmente
sustituido, carbociclilo C3.14 opcionalmente sustituido, heterociclilo de 3 a 14 miembros
con atomos de carbono y con entre 1 a 4 heterodtomos opcionalmente sustituido, en
donde cada heterodtomo es independientemente seleccionado del grupo que consiste de
nitrégeno, oxigeno y azufre, arilo Cs.14 opcionalmente sustituido, heteroarilo de 5 a 14
miembros con atomos de carbono y con entre 1 a 4 heterodtomos, opcionalmente
sustituido, en donde cada heterodtomo es independientemente seleccionado del grupo
que consiste de nitréogeno, oxigeno y azufre, o acilo opcionalmente sustituido, un grupo

protector de oxigeno o un grupo protector de nitrogeno o R? y R* se unen para formar un
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anillo heterociclico de 3 a 14 miembros con atomos de carbono y con entre 1 a 4
heterodtomos opcionalmente sustituido, en donde cada heterodtomo es
independientemente seleccionado del grupo que consiste de nitrégeno, oxigeno y azufre,
o un heteroarilo de 5 a 14 miembros con atomos de carbono y con entre 1 a 4
heteroatomos opcionalmente sustituido, en donde cada heterodtomo es
independientemente seleccionado del grupo que consiste de nitrégeno, oxigeno y azufre;
y

cada aparicion de Rf es independientemente, hidrogeno, alquilo Cj.qg
opcionalmente sustituido, alquenilo C,,9 opcionalmente sustituido, alquinilo Cj.g
opcionalmente sustituido, carbociclilo C3.14 opcionalmente sustituido, heterociclilo de 3 a
14 miembros con atomos de carbono y con entre 1 a 4 heteroatomos opcionalmente
sustituido, en donde cada heterodtomo es independientemente seleccionado del grupo
que consiste de nitrégeno, oxigeno y azufre, arilo Cs.14 opcionalmente sustituido,
heteroarilo de 5 a 14 miembros con dtomos de carbono y con entre 1 a 4 heterodtomos
opcionalmente sustituido, en donde cada heteroatomo es independientemente
seleccionado del grupo que consiste de nitrégeno, oxigeno y azufre, acilo opcionalmente
sustituido, sulfonilo opcionalmente sustituido, un grupo protector de oxigeno, un grupo
protector de azufre o un grupo protector de nitrégeno o dos R se unen para formar un
anillo heterociclico de 3 a 14 miembros con atomos de carbono y con entre 1 a 4
heterodtomos opcionalmente sustituido, en donde cada heterodtomo es
independientemente seleccionado del grupo que consiste de nitrégeno, oxigeno y azufre,
o un heteroarilo de 5 a 14 miembros con atomos de carbono y con entre 1 a 4
heteroatomos opcionalmente sustituido, en donde cada heterodtomo es
independientemente seleccionado del grupo que consiste de nitrégeno, oxigeno y azufre;

en donde cada grupo protector de oxigeno es independientemente seleccionado
de -R%, -N(RP), -C(=0)SR¥, -C(=0)R*, -CO,R¥, -C(=O)N(R®),, —C(=NRPb)R?2,
—-C(=NRPP)OR?, —C(=NRPP)N(R®PP),, -S(=0)R¥, -SO,R3, -Si(R%3);, -P(R%),, -P(R%);*X",
~P(OR<);, ~P(OR*)3*X", =P(=0)(R*?),, —P(=0)(OR*); y =P(=0)(N(Rpp)2);

en donde cada grupo protector de azufre es independientemente seleccionado de
-R#,  -N(Rb?),, -C(=0)SR??, -C(=0)R?, -CO,R¥, -C(=O)N(RP"),, —C(=NRPP)R?2,
—-C(=NRPP)OR?, —C(=NRPP)N(R®PP),, -S(=0)R¥, -SO,R3, -Si(R?);, -P(R%),, -P(R%);*X",
-P(OR<);, =P(OR*)3"X", =P(=0)(R*?);, =P(=0)(OR*); y =P(=0)(N(Rp)2)2;

en donde cada grupo protector de nitrégeno es independientemente seleccionado

de -OH, -OR®, -N(R%), -C(=O)R®, -C(=O)N(R%), -CO,R®, -SO,R*, -C(=NR*)R%,
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—-C(=NR)OR23, —-C(=NR*)N(R*¢);, =SO,;N(R%),, -SO,R%, -SO,0Rc, -SOR?2, —C(=S)N(R),,
—-C(=0)SRec, —C(=S)SR¢, alquilo Cy.19, alquenilo C,.1, alquinilo C,.1o, heteroalquilo Cy,
heteroalquenilo C,19, heteroalquinilo C,4, carbociclilo Cs.i5, heterocicliio de 3-14
miembros, arilo Cg.14 Yy heteroarilo de 5-14 miembros, en donde cada alquilo, alquenilo,
alquinilo, heteroalquilo, heteroalquenilo, heteroalquinilo, carbociclilo, heterociclilo,
aralquilo, arilo y heteroarilo esta sustituido independientemente con 0, 1, 2, 3,4 0 5
grupos Rd9;

en donde cada atomo de carbono de cada grupo opcionalmente sustituido esta
opcionalmente sustituido con un halégeno, -CN, -NO,, -N3, -SO,H, -SOsH, —-OH, -OR??,
—ON(R®?),, —=N(RP),, —N(RPP)3*X~, —~N(OR)RP?, —-SH, —SR32, —-SSR°¢, -C(=0)R??, -CO,H, -CHO,
—C(OR%),, -CO,R3, —-0OC(=0)R?2, -OCO,R¥, —C(=0)N(RPP),, —-OC(=0)N(RPP),, —~NRPPC(=0)R,
-NRP*CO,R?2,  —NRPPC(=O)N(RPP),,  —C(=NRPP)R?2,  —-C(=NR®®)OR?2, = -OC(=NR®P)R?2,
—-0OC(=NRP°)OR??, —C(=NRPP)N(R®P),, —OC(=NRPP)N(R®P),, —NRPPC(=NRPP)N(R®P),,
-C(=0)NRPPSO,R3, -NRPPSO,R*, -SO,N(RP?),, -SO,R?, -SO,0R*, -0SO,R?, -S(=0)R?,
-0S(=0)R?, -Si(R¥)3;, -O0Si(R?); -C(=S)N(RP®),, -C(=0)SR¥, -C(=S)SR??, -SC(=S)SR3,
-SC(=0)SR#, -0OC(=0)SR?, -SC(=0)OR%*, -SC(=0)R2, -P(=0)(R#?),, -P(=0)(OR),,
-OP(=0)(R*?);, -OP(=0)(OR%);, -P(=O)(N(R*®));, -OP(=0)(N(R"));, —NR®*P(=0)(R?),,
-NRP*P(=0)(OR<);, —-NR®P(=0)(N(R"););, -P(R*);, —P(OR%);, -P(R*)3*X", —P(OR%)3*X",
-P(R¢)4, -P(OR<c);, -OP(R%),, -OP(R%)3*X", —OP(OR%),, -OP(OR)3*X~, —OP(R%),,
—OP(OR®),, —B(R?2),, —B(OR®¢),, —BR33(OR*), alquilo Cy_1o, perhaloalquilo Ci.4, alquenilo C,.
10, alquinilo C,.40, heteroalquilo C;,9, heteroalquenilo C,,9, heteroalquinilo C,.q0,
carbociclilo Cz49, heterociclilo de 3-14 miembros, arilo Cg.14, y heteroarilo de 5-14
miembros, en donde cada alquilo, alquenilo, alquinilo, heteroalquilo, heteroalquenilo,
heteroalquinilo, carbociclilo, heterociclilo, arilo y heteroarilo es independientemente
sustituido con 0, 1, 2, 3, 4, 0 5 grupos RY9;

cada apariciéon de R* se selecciona independientemente entre alquilo Ci.1,
perhaloalquilo C;.1g, alquenilo C,.1o, alquinilo C,.1o, heteroalquilo Cy.15, heteroalquenilo C,.
10, heteroalquinilo C,.49, carbociclilo Cs.19, heterociclilo de 3-14 miembros, arilo Cg.14 ¥
heteroarilo de 5-14 miembros o se unen dos grupos R® para formar un anillo de
heterociclilo de 3-14 miembros o un anillo heteroarilo de 5-14 miembros, en donde cada
alquilo, alquenilo, alquinilo, heteroalquilo, heteroalquenilo, heteroalquinilo, carbociclilo,
heterociclilo, arilo y heteroarilo esta sustituido independientemente con 0, 1,2, 3,405

grupos Rdd;
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cada aparicion de RPP se selecciona independientemente entre hidrégeno, -OH,
-OR?, -N(R¢),, -CN, -C(=O)R¥, -C(=O)N(Rc),, -CO,R*, -SO,R¥, -C(=NR%)OR2?,
—-C(=NR*)N(R¢);, -SO,N(R*¢);, -SO,R*, -SO,0R<, -SOR22, -C(=S)N(R%),, -C(=0)SRc,
—-C(=S)SR¢¢, —P(=0)(R?3),, —P(=0)(0OR<¢),, —P(=0)(N(R*¢),),, alquilo C;_1o, perhaloalquilo Cy 1,
alquenilo C,.40, alquinilo C,.1o, heteroalquilo Cy.19, heteroalquenilo C,.qo, heteroalquinilo C,.
10, carbociclilo Cs.19, heterociclilo de 3-14 miembros, arilo Cg.14 y heteroarilo de 5-14
miembros, o se unen dos grupos RP® para formar un anillo de heterociclilo de 3-14
miembros o un anillo heteroarilo de 5-14 miembros, en donde cada alquilo, alquenilo,
alquinilo, heteroalquilo, heteroalquenilo, heteroalquinilo, carbociclilo, heterociclilo, arilo
y heteroarilo estd sustituido independientemente con 0, 1, 2, 3, 4 0 5 grupos R9;

cada apariciéon de R se selecciona independientemente entre hidrégeno, alquilo
Ci.10, perhaloalquilo Ciq, alquenilo C,4, alquinilo C,49, heteroalquilo Ci.qg,
heteroalquenilo C,,, heteroalquinilo C,,y, carbociclilo Cs.19, heterociclilo de 3-14
miembros, arilo Cg14 Yy heteroarilo de 5-14 miembros, o se unen dos grupos R para
formar un anillo heterociclilo de 3-14 miembros o un anillo heteroarilo de 5-14 miembros,
en donde cada alquilo, alquenilo, alquinilo, heteroalquilo, heteroalquenilo,
heteroalquinilo, carbociclilo, heterociclilo, arilo y heteroarilo estd sustituido
independientemente con 0, 1, 2, 3, 4 0 5 grupos R9¢;

cada aparicion de RY se selecciona independientemente entre halégeno, -CN,
-NO,, -N3, -SO,H, -SO3H, -OH, -OR®¢, —~ON(Rff),, —-N(Rff),, -N(Rff);*X~, -N(OR®¢)R", -SH,
-SRee, -SSRee, -C(=0)Re¢, -CO,H, -CO,R°¢, -OC(=O)Re¢, -OCO,Re¢, -C(=O)N(Rf),,
-0C(=0)N(R™),,  -NRTC(=0)Re¢, = -NRTCO,R®¢, = -NRfC(=0)N(R™),, = -C(=NRf)ORee,
-OC(=NRf)Ree, -OC(=NR)ORee, -C(=NRf)N(R),, —-OC(=NRf)N(R™),, -NRFC(=NR)N(Rf),,
-NRfSO,R®¢, -SO,N(R),, -SO,Re¢, -SO,0R®¢, -OSO,R®¢, -S(=0)Ree, -Si(Re¢);, —OSi(Re¢)s,
-C(=S)N(Rf),, -C(=O)SRe¢, -C(=S)SRe¢, -SC(=S)SR®¢, -P(=0)(ORe¢),, -P(=0)(Re¢),,
—-OP(=0)(Re¢),, —-OP(=0)(OR®¢),, alquilo C;, perhaloalquilo Cy, alquenilo C,, alquinilo C,.
6 heteroalquilo C; heteroalquenilo C, heteroalquinilo C,e, carbociclilo Cs.qg,
heterociclilo de 3-10 miembros, arilo Cg 19, ¥ heteroarilo de 5-10 miembros, en donde cada
alquilo, alquenilo, alquinilo, heteroalquilo, heteroalquenilo, heteroalquinilo, carbociclilo,
heterociclilo, arilo y heteroarilo esta sustituido independientemente con 0, 1, 2, 3,405
grupos Re8 o pueden unirse dos sustituyentes R% geminales para formar =0 o =S;

cada aparicion de R®® se selecciona independientemente entre alquilo Cig,
perhaloalquilo Ci¢, alquenilo C,, alquinilo C,, heteroalquilo Ci, heteroalquenilo C,,

heteroalquinilo C,, carbociclilo Cs.ip, arilo Cg.10, heterociclilo de 3-10 miembros y
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heteroarilo de 3-10 miembros, en donde cada alquilo, alquenilo, alquinilo, heteroalquilo,
heteroalquenilo, heteroalquinilo, carbociclilo, heterociclilo, arilo y heteroarilo esta
sustituido independientemente con 0, 1, 2, 3,4 0 5 grupos Rég;

cada aparicion de Rff se selecciona independientemente entre hidrégeno, alquilo
C1.6, perhaloalquilo Cy, alquenilo C,, alquinilo C,6, heteroalquilo Cy, heteroalquenilo C,.
6, heteroalquinilo C,, carbociclilo Cs49, heterociclilo de 3-10 miembros, arilo Cgq9 Y
heteroarilo de 5-10 miembros o se unen dos grupos Rff para formar un anillo heterociclilo
de 3-10 miembros o un anillo heteroarilo de 5-10 miembros, en donde cada alquilo,
alquenilo, alquinilo, heteroalquilo, heteroalquenilo, heteroalquinilo, carbociclilo,
heterociclilo, arilo y heteroarilo esta sustituido independientemente con 0, 1, 2, 3,405
grupos Res;

cada aparicion de R es independientemente halégeno, -CN, -NO,, —-N3, -SO,H,
-SO3H, -OH, -Oalquilo Cis, —-ON(alquilo Ci¢),, —N(alquilo Cig),, —N(alquilo Cig)3*X",
-NH(alquilo Ci¢),"X", —-NHy(alquilo Cig)*X", —-NHs3*X", -N(Oalquil Cig)(alquilo Cig),
—-N(OH)(alquilo Ci¢), -NH(OH), -SH, -Salquilo C;, —SS(alquilo Cy¢), —C(=0)(alquilo Cy),
-CO,H, -COy(alquilo Cig), -0OC(=O)(alquilo Cig), —-0COj(alquilo Cig), —C(=O)NH,,
-C(=0)N(alquilo Cy¢);, —OC(=0O)NH(alquilo Ci¢), —NHC(=0O)(alquilo Ci;), —-N(alquil C,.
6)C(=0)(alquilo Ci), -NHCO,(alquilo C;.6), —-NHC(=0)N(alquilo C;5),, -NHC(=O)NH(alquilo
Cu6), ~NHC(=0)NH,, -C(=NH)O(alquilo C;.¢), -OC(=NH)(alquilo C1.¢), -OC(=NH)Oalquilo Cy,
—C(=NH)N(alquilo Ci),, —C(=NH)NH(alquilo Cy), —C(=NH)NH,, —OC(=NH)N(alquilo C;. ¢),,
-OC(NH)NH(alquilo Cyg), -OC(NH)NH,, -NHC(NH)N(alquilo Cig);, -NHC(=NH)NH,,
-NHSO,(alquilo Cy¢), -SO;,N(alquilo Ci),, —SO,NH(alquilo Cy.), ~SO,NH;, -SO,alquilo Cy,
-S0,0alquilo Ci6, —0S0O,alquilo Cy, —SOalquilo Cy¢, —Si(alquilo Cy6)3, —OSi(alquilo Ci¢)s3
—-C(=S)N(alquilo Cy¢),, C(=S)NH(alquilo Cy.¢), C(=S)NH,, —C(=0)S(alquilo Cy.¢), —C(=S)Salquilo
Ci.6, —SC(=S)Salquilo Cy.¢, —P(=0)(Oalquilo Ci.¢),, —P(=0)(alquilo Cy¢);, ~OP(=0)(alquilo C;.
6)2, —OP(=0)(0alquilo Ci),, alquilo Ci¢, perhaloalquilo Ci, alquenilo C,, alquinilo C,g,
heteroalquilo Ci, heteroalquenilo C,, heteroalquinilo C,, carbociclilo Cs.10, arilo Cg.10,
heterociclilo de 3-10 miembros, o heteroarilo de 5-10 miembros; o pueden unirse dos
sustituyentes R geminales para formar =0 0 =S; y

X~ es un contraion.

12. El compuesto de la Reivindicacion 11, en donde el compuesto es de formula (lI-A-

1), (1I-A-2), (11-B-1), (11-D-1), (1I-F-1), o (I-G-1):
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X1~N X1~N
re-{ U R red R
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RA2 RA2

R%). R%).
= (I-A-1), R (1-A-2),

N-N )

3 )\(
2 | 1
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N o s\ N ©
NC =
RA2
~
R%%  (I-F-1), 0 RC (11-G-1),

o una sal, estereoisdmero o tautdmero farmacéuticamente aceptable del mismo.

13. El compuesto de la Reivindicacién 11 o 12, o una sal farmacéuticamente aceptable,
estereoisomero, o tautémero del mismo, en donde RA? es hidrégeno o alquilo Ci¢

opcionalmente sustituido.

14. El compuesto de cualquiera de las Reivindicaciones 11-13, o una sal
farmacéuticamente aceptable, estereocisémero, o tautémero del mismo, en donde el

anillo C es de formula:

7

RC

15. El compuesto de cualquiera de las Reivindicaciones 11-14, o wuna sal
farmacéuticamente aceptable, estereoisdémero, o tautémero del mismo, en donde R? es
-(CH,),,C(=0)OR3, -(CH,),S(=0),R3, =(CH,),NR3R*, 0 —(CH,),L, en donde L es carbociclilo C5.

14 opcionalmente sustituido, heterociclilo de 3 a 14 miembros con atomos de carbono y
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con entre 1 a 4 heteroatomos opcionalmente sustituido, en donde cada heterodatomo es
independientemente seleccionado del grupo que consiste de nitrégeno, oxigeno y azufre,
arilo Cs.14 opcionalmente sustituido, o heteroarilo de 5 a 14 miembros con dtomos de
carbono y con entre 1 a 4 heterodtomos, opcionalmente sustituido, en donde cada
heteroatomo es independientemente seleccionado del grupo que consiste de nitrégeno,

oxigeno y azufre; o R! es -(CH,),C(=O)NR3R* endondenesO,1,2,3,04.

16. El compuesto de la Reivindicacidon 15, o una sal farmacéuticamente aceptable,
estereoisdmero, o tautémero del mismo, en donde R3 es hidrogeno y R* es alquilo Cy

opcionalmente sustituido o arilo Cg_14 opcionalmente sustituido.

17. El compuesto de la Reivindicaciéon 15, o una sal farmacéuticamente aceptable,
estereoisomero, o tautdmero del mismo, en donde R3 y R* se unen para formar un anillo
heterociclico de 3 a 14 miembros con atomos de carbono y con entre 1 a 4 heterodtomos
opcionalmente sustituido, en donde cada heteroatomo es independientemente

seleccionado del grupo que consiste de nitrégeno, oxigeno y azufre.

18. El compuesto de cualquiera de las Reivindicaciones 11-14, o wuna sal

farmacéuticamente aceptable, estereoisomero, o tautémero del mismo, en donde R? es:
H H
N NH2 NHMe NM62
Y O, Y O ™ ey
0 OH, O ) o o) ) O
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Me Me Me

A Me
L%L/\((H\/\/ E/\“/H\/-\OH 2/\‘(“\)\OH z/ﬁ(H%OH

O o) O O

’ ’ ’ 7

HJF\F N CFs HJ\(F H\/\CF3
SRR aEE e hads

’

fo ﬁNH ﬁNf'V'e .
WO S S o S . ()

7 7 7 7

16



H\/N H\/N H\/N
Y Y Y
O , (0] , O ,
H H H
NN N\/\N/\\ N\/\N/\\
E/\\g Q ‘%/\xg L_o L‘i/\‘g L_NH

19. El compuesto de cualquiera de las Reivindicaciones 11-18, o una sal
farmacéuticamente aceptable, estereoisomero, o tautdmero del mismo, en donde R? es

hidrégeno.

20. El compuesto de cualquiera de las Reivindicaciones 11-19, o una sal

farmacéuticamente aceptable, estereoisémero, o tautdmero del mismo, en donde X* es N.
21. El compuesto de cualquiera de las Reivindicaciones 11-20, o wuna sal
farmacéuticamente aceptable, estereoisémero, o tautémero del mismo, en donde RB es

hidrégeno o alquilo C1.¢ opcionalmente sustituido.

22. El compuesto de la Reivindicacion 11, en donde el compuesto es de férmula:
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0 una sal, estereoisdmero o tautdmero farmacéuticamente aceptable del mismo.

23.

Una composicion farmacéutica que comprende un compuesto de una cualquiera

de las Reivindicaciones 1-22 o una sal, estereoisomero o tautémero farmacéuticamente

aceptable del mismo y un excipiente farmacéuticamente aceptable.

24,

El compuesto de la Reivindicacion 1, en donde el compuesto es de Férmula (I-B-1),
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CN  (1-B-1),

o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

25. El compuesto de la Reivindicacion 11, en donde el compuesto es de Férmula (11),

X1~N
RB—< \ R2
N R

o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

26. Un compuesto de férmula:
)
\ . OMe
Ay
@)
s\ N
S

Cl

7’

o una sal, estereoisdmero o tautémero farmacéuticamente aceptable del mismo.
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