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CAPITULO REIVINDICATORIO MODIFICADO

(Modificaciones Voluntarias)

1. Un compuesto de la Férmula (1):
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0 una sal aceptable desde el punto de vista farmacéutico, un solvato aceptable desde el punto
de vista farmacéutico o un hidrato aceptable desde el punto de vista farmacéutico de este, en
donde

Y es -CR3= 0 -N=;

R es Q-T-(X1)y;

Q! es un enlace o C;_zalquileno, en donde el grupo C;_salquileno esta opcionalmente
sustituido con uno o mas sustituyentes seleccionados independientemente del grupo que
consiste en halo, Cygalquilo, C,_galquenilo, C,_galquinilo, ciano, C;_ghaloalquilo, -OR"?, y
-NRW2Rx*2:

Tt es Csgcicloalquilo, Cg.qarilo, heterocicloalquilo de 3 a 12 miembros, heteroarilo
de 5 a 10 miembros, -C(=0)Cy_zalquilen-Cs_gcicloalquilo, -C(=0)-Cq_salquilen-Cg_yparilo,
C(=0)-Cq.zalquilen-heterocicloalquilo de 3 a 12 miembros, -C(=0)-Cy_salquilen-heteroarilo
de 5 a 10 miembros, -NR2RP, -5(=0),R?, -NR2C(=0)R?, -NR2C(=0)NR2RP, -NR2C(=0)OR¢,
NR2S(=0),R?, -C(=0)NR2S(=0),R?, -NRa5(=0),NR2RP, -C(=0)NR?R®, 0 -S(=0),NR?R";

cada X! se selecciona independientemente del grupo que consiste en halo, ciano, oxo,
Co-zalquilen-C(=0O)R¢, Cy_zalquilen-OR¢, Cy_zalquilen-C(=0)OR¢, Cy_zalquilen-OC(=0O)R¢,
Co-salquilen-NR°R¢, Co.zalquilen-N*R°RIRY", Co-salquilen-S(=0),R¢,
Co-3alquilen-NRSC(=0)R¢, Cy_salquilen-NRC(=0)NRC°R¢, Cy_salquilen-OC(=0)NRC°R¢, Co_
salquilen-NR°C(=0)OR¢, Cy_zalquilen-NR¢S(=0),R¢, Cy_zalquilen-C(=0)NR°¢S(=0),R¢, Cq_
salquilen-NR°S(=0),NR°RY,  Cysalquilen-C(=O)NR°RY,  Cg_zalquilen-S(=0),NR°R¢,
Co-3alquilen-C(=NR®)NR°RY, Cy_zalquilen-NRC(=NR°)NR°RY, y RS1, en donde RS! es C,_
galquilo, C,_salquenilo, C,_galquinilo, Cy_zalquilen-Cs_gcicloalquilo, Cy_salquilen-Cg_soarilo,
Co.salquilen-heterocicloalquilo de 3 a 12 miembros, 0 Cy_salquilen-heteroarilo de 5 a 10
miembros;

y cada RS! esta opcionalmente sustituido con uno o mas sustituyentes seleccionados
independientemente del grupo que consiste en halo, ciano, nitro, oxo, C;_alquilo, C,_
galquenilo, C,galquinilo, Cj_ghaloalquilo, Cg_salquilen-NReRf,  Cg_salquilen-OR¢,
Co-salquilen-NReC(=0)R¢, Cqy_salquilen-NReC(=0)OR¢, Cy_salquilen-NR¢C(=0O)NReRf, Cy_

salquilen-OC(=0O)R¢, Co-salquilen-C(=0)ORs, Co-salquilen-C(=O)NR®R,
Co-zalquilen-C(=0O)R¢, Co_salquilen-S(=0)\R¢, Co-salquilen-S(=0),NRERf,
Cozalquilen-NReS(=0),R¢, Co_salquilen-C(=0)NReS(=0),R¢,

Co-salquilen-NReS(=0),NReRf, y RS2, en donde RS2 es Cy_alquilen-Csgcicloalquilo,

Pagina 1 de 15



Expediente No. NC2020/0002107
Modificaciones Voluntarias
P2020/000027

Co.salquilen-Cg_ygarilo, Cy_zalquilen-heterocicloalquilo de 3 a 12 miembros, o Cq_salquilen-
heteroarilo de 5 a 10 miembros,

y cada RS2 esta opcionalmente sustituido con uno o mas sustituyentes seleccionados
independientemente del grupo que consiste en halo, oxo, C,_galquilo, C,_galquenilo, C,_
salquinilo, ciano, C,_ghaloalquilo, -ORY, y -NR¥RX;

R? es Q2-T%-(X?)y;

Q? es un enlace o Cy_salquileno, en donde el grupo C;_zalquileno esta opcionalmente
sustituido con uno o mas sustituyentes seleccionados independientemente del grupo que
consiste en halo, Cyalquilo, C,_galquenilo, C,_salquinilo, ciano, Cy,_ghaloalquilo, -OR%3, y
-NRW3R*3:

T2 es H, halo, ciano, Cy_salquilo, C,_galquenilo, C,_galquinilo, Cz gcicloalquilo, Cs_
1oarilo, heterocicloalquilo de 3 a 12 miembros, heteroarilo de 5 a 10 miembros, -
C(=0)-Cq.zalquilen-Csgcicloalquilo, -C(=0)-Cq_salquilen-Cg_jparilo, -C(=0)-Cq_salquilen-
heterocicloalquilo de 3 a 12 miembros, -C(=0)-Cq_salquilen-heteroarilo de 5 a 10 miembros,
-OR?, -S(=0)mRK, -P(=0)RKR™™ -NRKRM -C(=0)ORK, 0 -C(=O)NRKR™;

cada X2 se selecciona independientemente del grupo que consiste en halo, ciano, oxo,
Co.salquilen-OR", Cy_zalquilen-S(=0),,R", Cq_zalquilen-NR"R°, Cy_salquilen-C(=O)NR"R?°,
Co_salquilen-C(=0)OR", y RS2, en donde RS2 es Cy_galquilo, C,_galquenilo, C,_galquinilo,
Co-zalquilen-Cg_gcicloalquilo, Cy.salquilen-Cg_yoarilo, Cq_salquilen-heterocicloalquilo de 3 a
12 miembros, o Cy_zalquilen-heteroarilo de 5 a 10 miembros;

y RS3 estd opcionalmente sustituido con uno o mas sustituyentes seleccionados
independientemente del grupo que consiste en halo, oxo, ciano, Cgy_zalquilen-ORP, Cq_
salquilen-S(=0),RP, Cgzalquilen-NRPRY, Cg_zalquilen-C(=O)NRPRY,  Cy_salquilen-Cq_
salquilen-C(=0)ORP, Cygalquilo, C,_galquenilo, C,_galquinilo, C,_ghaloalquilo, y RS4, en
donde RS* es Cg.salquilen-Csgeicloalquilo, Cg.salquilen-Cg_soarilo, Cysalquilen-
heterocicloalquilo de 3 a 12 miembros, 0 Cy_salquilen-heteroarilo de 5 a 10 miembros;

y cada RS54 esta opcionalmente sustituido con uno o mas sustituyentes seleccionados
independientemente del grupo que consiste en halo, oxo, C;_galquilo, C,_galquenilo, C,_
galquinilo, ciano, Cy_ghaloalquilo, -OR"4, y -NRW*R*4;

R3 es Cy_salquilo, C,_zhaloalquilo, C,_salquenilo, C,.salquinilo, Cs_gcicloalquilo, -CN,
-OR", -C(=0)R", -S(=0)R", NR'RY, 0 -C(=0)OR', en donde C,_salquilo, C,.salquenilo y C,.
salquinilo estan opcionalmente sustituidos con un Cz_gcicloalquilo;

R* es Cjgalquilo, Cighaloalquilo, S(=0),RY, Cy_salquilen-Cs gcicloalquilo,
Co.zalquilen-Cg_ygarilo, Cy_zalquilen-heterocicloalquilo de 3 a 12 miembros, o Cq_salquilen-
heteroarilo de 5 a 10 miembros, en donde Cy_salquilen-C5_gcicloalquilo, Cq_salquilen-Cg_
10arilo, Cy_salquilen-heterocicloalquilo de 3 a 12 miembros, o Cy_salquilen-heteroarilo de 5 a
10 miembros estan opcionalmente sustituidos con uno o mas sustituyentes seleccionados
independientemente del grupo que consiste en halo, oxo, C;_galquilo, C,_galquenilo, C,_
galquinilo, ciano, C; ¢haloalquilo, ORY®, y NRWSRXS;

cada uno de R? y R®, independientemente, es H o RS, en donde RS5 es Cy_galquilo,

Co_alquenilo, Cj,_salquinilo, Cy_zalquilen-Cs_gcicloalquilo, Cg_zalquilen-Cg_jparilo, Co_
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salquilen-heterocicloalquilo de 3 a 12 miembros, o Cy_zalquilen-heteroarilo de 5 a 10
miembros;

y RS5 estd opcionalmente sustituido con uno o mas sustituyentes seleccionados
independientemente del grupo que consiste en halo, ciano, oxo, Cj_ghaloalquilo, Cg_
aalquilen-OR¢?, Cqsalquilen-C(=0)R®?, Cy_salquilen-C(=0)OR¢?, Cq_salquilen-OC(=0)R¢?,
Co-salquilen-C(=O)NR%R%, Co-salquilen-S(=0),R%, Co-salquilen-S(=0),NR2R%2,
Co.zalquilen-NR%2R%2, Co-salquilen-NR®C(=0)R¢, Co-salquilen-NR®C(=0)OR®,
Co-3alquilen-NR%2C(=0O)NR2R4?, Co-salquilen-NR¢S(=0),R%,
Co-salquilen-C(=O)NR®?S(=0),R, Co_salquilen-NR®S(=0),NR2R%,
Co-salquilen-N(S(=0),R%?),, y R%¢, en donde RS¢ es C;_galquilo, C,_galquenilo, C,_galquinilo,
Co_zalquilen-C3_gcicloalquilo, Cysalquilen-Cg_joarilo, Co_zalquilen-heterocicloalquilo de 3 a
12 miembros, o Cy_zalquilen-heteroarilo de 5 a 10 miembros;

y cada RS6 esta opcionalmente sustituido con uno o mas sustituyentes seleccionados
independientemente del grupo que consiste en halo, ciano, oxo, C;_galquilo, C,_galquenilo,
C,_ealquinilo, Cj_ghaloalquilo, Cy_salquilen-NR&2R™2,  Cg_salquilen-ORe2, Cgy_salquilen-
NRe2C(=0)R#2,  Cg.salquilen-NR#2C(=0)OR®2,  Cg_salquilen-NR#2C(=0)NR#2R2,  Cy_
aalquilen-OC(=0)R#2, Cg_zalquilen-C(=0)OR®2, C,_salquilen-C(=0O)NR#2R™, C,_salquilen-
C(=0)R#, Co-salquilen-S(=0), R, Co-salquilen-S(=0),NR&#R, Co_salquilen-
NRe2S(=0),Re2, Cg.aalquilen-C(=0)NRe2S(=0),R®2, Cg_zalquilen-NR#2S(=0),NRe2R™?, vy
RS7, en donde RS” es Cgy_salquilen-Csgcicloalquilo, Cgsalquilen-Cg_jearilo, Co_zalquilen-
heterocicloalquilo de 3 a 12 miembros, o Cy_zalquilen-heteroarilo de 5 a 10 miembros;

y cada RS’ esta opcionalmente sustituido con uno o mas sustituyentes seleccionados
independientemente del grupo que consiste en halo, oxo, C;_galquilo, C,_galquenilo, C,_
galquinilo, ciano, C;_ghaloalquilo, -OR"6, y -NRW6RXS;

cada uno de R¢, R2, R4, R¥y R%2 independientemente, es H o RS8, en donde RS8 es
Ciealquilo, C, alquenilo, C, galquinilo, Cy_zalquilen-Cs_gcicloalquilo, Cgy salquilen-Cg_
10arilo, Cy_salquilen-heterocicloalquilo de 3 a 12 miembros, o Cy_salquilen-heteroarilo de 5 a
10 miembros;

y cada RS8 esta opcionalmente sustituido con uno o mas sustituyentes seleccionados
independientemente del grupo que consiste en halo, ciano, oxo, Cy_galquilo, C,_salquenilo,
C,_ealquinilo, Cj_ghaloalquilo, Cy_salquilen-NR®R™, Cg_salquilen-ORe3, Cy_salquilen-
C(=0)OR®, Cy.salquilen-C(=0)NR®3Rf3, Cy_salquilen-C(=0)Re3, Cq_zalquilen-S(=0),R¢,
Co-zalquilen-S(=0),NR&BR™, Cqy_salquilen-NR®BC(=0)Re3, Cy_salquilen-NRBS(=0),R®, y
RS9 en donde RS® es Cgy_salquilen-Csgcicloalquilo, Cy.salquilen-Cg jparilo, Cy_salquilen-
heterocicloalquilo de 3 a 12 miembros, Cq_zalquilen-heteroarilo de 5 a 10 miembros;

y cada RS? esta opcionalmente sustituido con uno o mas sustituyentes seleccionados
independientemente del grupo que consiste en halo, oxo, C;_galquilo, C,_galquenilo, C,_
galquinilo, ciano, Cy_ghaloalquilo, -OR%, y -NRW/RX7;

cada uno de R¢, R®2, Re3, Rf, R y R independientemente, es H o RS0, en donde
RS10 es Cy_galquilo, C,_salquenilo, C,_galquinilo, Cy_salquilen-Csgcicloalquilo, Cqy zalquilen-

Ce_roarilo, Cy.salquilen-heterocicloalquilo de 3 a 12 miembros, o Cy_salquilen-heteroarilo de
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5 a 10 miembros;

y cada RS0 est4 opcionalmente sustituido con uno o mas sustituyentes seleccionados
independientemente del grupo que consiste en halo, oxo, C;_galquilo, C,_galquenilo, C,_
salquinilo, ciano, C,_ghaloalquilo, -OR"8, y -NRW8RX8;

cada uno de Ry R™™ se selecciona independientemente del grupo que consiste en
Rk, -ORK, y -NRKR™;

cada uno de Ry R™, independientemente, es H o R%, en donde RZ es C_galquilo, C,_
ealquenilo, C,_galquinilo, Cg_zalquilen-Cs_gcicloalquilo, Cy_salquilen-Cq_jparilo, Cgq_
salquilen-heterocicloalquilo de 3 a 12 miembros, o Cy_zalquilen-heteroarilo de 5 a 10
miembros;

y cada R? esta opcionalmente sustituido con uno o mas sustituyentes seleccionados
independientemente del grupo que consiste en halo, ciano, oxo, C,_salquilo, C,_galquenilo,
C._salquinilo, Cj_ghaloalquilo, Cysalquilen-NR™R%2 C, salquilen-OR", C,_salquilen-
C(=0)OR"™, Cq.salquilen-C(=0)NR"R?, Cq_zalquilen-C(=O)R"?, Cy_salquilen-S(=0),R"?,
Cosalquilen-S(=0),NR™R%2, y RS en donde RS es Cysalquilen-Csgcicloalquilo,
Co-zalquilen-Cg_jparilo, Cy_zalquilen-heterocicloalquilo de 3 a 12 miembros, Cgy_zalquilen-
heteroarilo de 5 a 10 miembros;

y cada RS esta opcionalmente sustituido con uno o mas sustituyentes seleccionados
independientemente del grupo que consiste en halo, oxo, ciano, Cy_salquilen-ORP?,
Co-salquilen-S(=0),RP?, Co-salquilen-NRPZR®?, Co-salquilen-C(=0O)NRP2R%2,
Co-salquilen-Cy_salquilen-C(=0)ORP2,  Ci_galquilo, C,_galquenilo, C,_galquinilo, Cy_
ghaloalquilo, y RS2, en donde RS1? es Cq_zalquilen-C3_gcicloalquilo, Cy.salquilen-Cg_sqarilo,
Co_zalquilen-heterocicloalquilo de 3 a 12 miembros, o Cqy_zalquilen-heteroarilo de 5 a 10
miembros;

cada RS12 esta opcionalmente sustituido con uno o mas sustituyentes seleccionados
independientemente del grupo que consiste en halo, oxo, C;_galquilo, C,_galquenilo, C,_
galquinilo, ciano, C;_ghaloalquilo, -OR"?, y -NRW°R*?;

cada uno de R", R"2, R°, y R%?, independientemente, es H 0 RS13, en donde RS13 es C,_
salquilo, C,_galquenilo, C,_salquinilo, Cy_zalquilen-Czgcicloalquilo, Cqy.salquilen-Cg_yparilo,
Co_salquilen-heterocicloalquilo de 3 a 12 miembros, o Cy_zalquilen-heteroarilo de 5 a 10
miembros;

cada RS!3 esta opcionalmente sustituido con uno o mas sustituyentes seleccionados
independientemente del grupo que consiste en halo, oxo, ciano, Cy_salquilen-ORP3,
Co-salquilen-S(=0),R3, Co-zalquilen-NRP3R3, Co-zalquilen-C(=O)NRP3R33,
Co-salquilen-C(=0)ORP3, Cy_galquilo, C,_galquenilo, C,_galquinilo, C;_ghaloalquilo, y RS4,
en donde RS es Cy_salquilen-Cs_gcicloalquilo, Cg.salquilen-Cg joarilo, Cy_salquilen-
heterocicloalquilo de 3 a 12 miembros, 0 Cy_salquilen-heteroarilo de 5 a 10 miembros;

cada RS esta opcionalmente sustituido con uno o mas sustituyentes seleccionados
independientemente del grupo que consiste en halo, oxo, C;_galquilo, C,_galquenilo, C,_
galquinilo, ciano, C;_ghaloalquilo, -OR"10 y -NRWI10R*10;

cada uno de RP, RP2, RP3, R4, R%2 y R%, independientemente, es H o RS5, en donde
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RS15 es Cygalquilo, Cy_galquenilo, C,_galquinilo, Cy_salquilen-Cs_gcicloalquilo, Cq.salquilen-
Ce_10arilo, Cy_salquilen-heterocicloalquilo de 3 a 12 miembros o Cqy_salquilen-heteroarilo de
5 a 10 miembros;

cada RS> esta opcionalmente sustituido con uno o mas sustituyentes seleccionados
independientemente del grupo que consiste en halo, oxo, C,_galquilo, C,_galquenilo, C,_
galquinilo, ciano, C;_ghaloalquilo, -OR"!! y -NRW1R*1L;

cada uno de R, Rty RY independientemente, es H o RS, en donde RS1¢ es C,_
galquilo, Cyealquenilo, C,_galquinilo, Cy_salquilen-Csgcicloalquilo, Cqsalquilen-Cg_goarilo,
Co_salquilen-heterocicloalquilo de 3 a 12 miembros o Cy_zalquilen-heteroarilo de 5 a 10
miembros;

y cada RS6 esta opcionalmente sustituido con uno o mas sustituyentes seleccionados
independientemente del grupo que consiste en halo, oxo, C,_galquilo, C,_galquenilo, C,_
salquinilo, ciano, C;_ghaloalquilo, -C(=0)ORW!2, -OR"12| y -NRW12Rx12:

Cada RW, RWZ, RW3’ RW41 RW51 RWG, RW7’ RWB, RWQ, RWlO, RWl].’ RWlZ, Rx, Rx21 RX3, RX41
R, RX6 RX7 R*8 Rx9 Rx10 Rx11y RX12 independientemente, es H, C;_galquilo, C,_galquenilo,
Coealquinilo o Cy_ghaloalquilo;

cada uno de ny p es independientemente 0, 1, 2, 3, 4 0 5, en donde cuando T2 es H,
pesO;y

mes0,102;

con la condicién de que, para los compuestos donde Y es -CR3=:

a) cuando R? es fenilo no sustituido, RZ es metilo y R3 es metilo, R*no es
etilo, fenilo no sustituido o piridina no sustituida;

b) cuando R? es ciclohexilo no sustituido, R? es metilo y R® es metilo, R*
no es piridina no sustituida;

C) cuando R es ciclopentilo no sustituido, R? es metilo y R3 es metilo, R*
no es etilo o piridina no sustituida,

d) cuando R? es metilo, R® es metilo y R* es 3,4-di-etoxi-fenilo, R! no es
1-pirrolidina no sustituida, 1-piperidina no sustituida, 4-metil-1-piperidina, 4-
(fenilmetil)-1-piperidina, 2-1,2,3,4-tetrahidro-isoquinolina no sustituida, morfolina
no sustituida o NHCH,CH,-3-indola;

e) cuando R es CH,-fenilo no sustituido, R? es metilo y R?® es metilo, R*
no es etilo, trifluorometilo, 1-metil-piperidin-4-il, piridina no sustituida, fenilo no
sustituido, fenilo monosustituido con 4-F, 4-Cl, 2-metoxi o 4-metoxi, o fenilo
disustituido con 3,4-metoxi;

f) cuando R? es metilo, R es metilo y R* es piridina no sustituida, R no
es CH,-fenilo en donde el fenilo esta sustituido con 4-CN, 4-NO,, 4-F o 2-F;

9) cuando R? es metilo, R3 es metilo y R* es etilo, R no es CH,-fenilo en
donde el fenilo esta sustituido con 4-CN 0 4-NO;;

h) cuando R? es metilo, R® es metilo y R* es 4-metoxi-fenilo, R! no es
CHo,-fenilo en donde el fenilo esta sustituido con 2-Cl, 3-Cl, 4-Br, 2-metilo 0 4-metilo;

i) cuando R? es metilo, R es metilo y R* es fenilo no sustituido, R no es

Péagina 5 de 15



Expediente No. NC2020/0002107
Modificaciones Voluntarias
P2020/000027

CH,-fenilo en donde el fenilo esta sustituido con 2-Cl, 3-Cl, 4-Cl, 4-Br, 2-metilo, 3-
metilo, 4-metilo, 4-isopropilo o 4-ter-butilo; o R es CH,-1-naftileno no sustituido o
CHo-piridina no sustituida;

i) cuando R? es metilo, R3 es metilo y R* es 4-Cl-fenilo, R no es CH,-
fenilo en donde el fenilo esta sustituido con 2-Cl, 4-Cl o 4-isopropilo;

K) cuando R! es CHy-fenilo no sustituido, R? es metilo y R® es
trifluorometilo, R* no es fenilo no sustituido o fenilo sustituido con 2-Cl o 4-ClI;

) el compuesto no es en donde R! es CH,-4-Br-fenilo, R? es metilo, R®
es etilo y R* es fenilo no sustituido;

m)  cuando R? es metilo, R3 es metilo y R* es fenilo no sustituido, R no es
CH,CH,C(=O)NH-fenilo en donde el anillo de fenilo no esta sustituido o esta
sustituido en la posicion 4 con Cl, metilo o0 metoxi;

n) cuando R? es metilo o etilo, R3 es metilo y R*es fenilo no sustituido,
R® no es pirazolo[1,5-a]pirimidin-7-il sustituido;

0) cuando R? es H, R3 es isopropilo y R* es metilo, R no es pirazolo no
sustituido; y

9)) el compuesto no es en donde R! es CH,-fenilo no sustituido, RZ es H,
R3 es metilo y R* es fenilo no sustituido; y

con la condicién de que, para los compuestos donde Y es -N=, el compuesto

no es en donde R? es fenilo no sustituido, R? es H y R* es 2-fluoro-fenilo.

2. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde el compuesto es de la
Formula (1A):
0
N R’
R3 /4 N |
—
N~ "R?

RY (IA),
0 una sal aceptable desde el punto de vista farmacéutico, un solvato aceptable desde el punto

de vista farmacéutico o un hidrato aceptable desde el punto de vista farmacéutico de este.

3. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1 0 2, en donde Q! es un enlace y T*
es Ce.10arilo, heterocicloalquilo de 3 a 12 miembros o heteroarilo de 5 a 10 miembros, y n es
0,1,2,304.

4. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1 o 2, en donde Q* es un enlace o -
CHy- y Tt es Cagcicloalquilo, Cg.qoarilo, heterocicloalquilo de 3 a 12 miembros, heteroarilo

de 5 a 10 miembros 0 -C(=O)NRzRb,

5. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1 o 2, en donde Q* es un enlace o -
CH,-, Tt es -C(=0O)NR2RP y n es 0.
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6. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 4, en donde T*
es heteroarilo biciclico de 9 0 10 miembros.

7. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1, 2, 4 y 5, en donde

uno de R2y RP es H o metilo.

8. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1, 2, 4 y 5, en donde
uno de R? y RP es independientemente piridinilo, pirazinilo, piridazinilo, pirimidinilo,
indolilo, indazolilo, bencimidazolilo, imidazopiridinilo, quinolinilo, isoquinolinilo,
quinazolinilo, oxazolilo, isoxazolilo, tiazolilo, isotiazolilo, benzoxazolilo, oxadiazolilo,

triazolilo, imidazolilo, furano o tiofenilo, y el otro es hidrégeno o metilo.

9. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 8, en donde R2
es Q2-T2-(X?),, Q2 es un enlace, T2 es H, halo, ciano, Cy_galquilo, C,_shaloalquilo, C,-
salquenilo o C,_galquinilo y cada X2 es independientemente halo o -OC,_galquilo.

10. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 8, en donde R?

es H, ciano, metilo o metoximetilo.

11.  El compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 10, en donde R®

es Cy_salquilo, C,_shaloalquilo, -CN, -S(=0),C,.salquilo o0 -C(=0)O0C,.salquilo.

12.  El compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 10, en donde R3

es -CN, Cy_salquilo, C;_shaloalquilo o -C(=0)OC,_salquilo.

13.  El compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 10, en donde R3
es -CN o -CFs.

14. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 13, en donde R*
es Cysalquilo, Cj_zhaloalquilo, -S(=0),C;salquilo, Csgcicloalquilo, Cg.qoarilo,
heterocicloalquilo de 3 a 12 miembros, o heteroarilo de 5 a 10 miembros, en donde
Cagcicloalquilo, Cg_jparilo, heterocicloalquilo de 3 a 12 miembros, o heteroarilo de 5 a 10
miembros estan opcionalmente sustituidos con 1-3 sustituyentes seleccionados del grupo que
consiste en halo, oxo, C,_galquilo, C,_salquenilo, C,_galquinilo, ciano, Cy_ghaloalquilo, -ORW®
y -NRWSRS,

15.  El compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 13, en donde R*
es Ca_gcicloalquilo o Cg_jparilo, en donde Csgcicloalquilo y Cg_jearilo estan opcionalmente
sustituidos con 1-3 sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en halo, oxo, Cy_
galquilo, C,_galquenilo, C,_salquinilo, ciano, Cy_ghaloalquilo, -OR"® y -NR"°R*®, en donde

R y R*®son independientemente H, C,_galquilo o C,_ghaloalquilo.
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16.  El compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 13, en donde R*
es fenilo opcionalmente sustituido con 1-3 sustituyentes seleccionados del grupo que consiste
en halo, oxo, Cigalquilo, C,_galquenilo, C,_salquinilo, ciano, C;_ghaloalquilo, -OR"® vy

-NRW°R*5, en donde R"° y R*>son independientemente H, C,_salquilo o C,_ghaloalquilo.

17.  El compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1 a4y 9 a 16, en

donde T! es arilo o heteroarilo.

18.  El compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1 a4y 9 a 16, en
donde T es heteroarilo monociclico de 5 0 6 miembros o heteroarilo biciclico de 9 o 10

miembros.

19.  El compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1 a4y 9 a 16, en
donde T? es piridinilo, pirazinilo, piridazinilo, pirimidinilo, indolilo, indolinilo, isoindolilo,
isoindolinilo, indazolilo, pirazolopiridinilo, pirazolopirimidinilo, oxazolopirimidinilo,
oxazolopiridinilo,  imidazopiridinilo,  bencimidazolilo,  tetrahodrobencimidazolilo,
benzofuranilo, dihidrobenzofuranilo, isobenzofuranilo, dihidroisobenzofuranilo,
triazolopiridinilo, benzotiazolilo, azabencimidazolilo, azabenzoxazolilo, azabenzotiazolilo,
imidazopiridinilo, quinolinilo, isoquinolinilo, quinazolinilo, oxazolilo, isoxazolilo, tiazolilo,
isotiazolilo, benzoxazolilo, benzodioxolilo, cromanilo, tetrahidrooxazoloazepinilo,
tetrahidrobenzoxazolilo, oxadiazolilo, tiadiazolilo, pirazolilo, triazolilo, imidazolilo, furanilo

o tiofenilo.

20. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1 a4y 9 a 16, en

donde T* es heterocicloalquilo de 3 a 12 miembros.

21.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 20, en donde T! es piperazina,

piperidina, quinuclidina o morfolina.

22.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1 o 2, en donde el compuesto es de

la Formula (1b):

(Ib).

23.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1 o 2, en donde el compuesto es de

la Formula (I1a):
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N~ Tl\ 1
N (X9)
N~ "R2
R* H (11a).
24. Un compuesto de la Formula (111):
O
RS
/NHN
R |
/
R® (1,

o0 una sal aceptable desde el punto de vista farmacéutico, un solvato aceptable desde el punto
de vista farmacéutico o un hidrato aceptable desde el punto de vista farmacéutico de este, en
donde

R5 se selecciona del grupo que consiste en -C(=0)NR°R1%; -CH,C(=0)NR!R??
-CH,CH,NR13R!; -CH,-fenilo; -CH,-heteroarilo monociclico de 5 miembros opcionalmente
sustituido con un Cysalquilo, Csgcicloalquilo monociclico o fenilo, en donde el fenilo esta
opcionalmente sustituido con un -OC;_salquilo; fenilo opcionalmente sustituido con un halo
0 Cy_zalquilo; un heterocicloalquilo monociclico de 5 0 6 miembros opcionalmente sustituido
con 1, 2, 0 3 R*%; un heteroarilo monociclico de 5 0 6 miembros opcionalmente sustituido
con 1, 2 0 3 R*®; y un heteroarilo biciclico de 9 0 10 miembros opcionalmente sustituido con
1,2,304RY;

R?y R10 se seleccionan independientemente del grupo que consiste en H; C_zalquilo
opcionalmente sustituido con 1 o 2 sustituyentes seleccionados independientemente del
grupo que consiste en -OH y -OCyzalquilo; -CH,fenilo; -S(=0),R*8; Csgcicloalquilo
opcionalmente sustituido con un -NH,, oxo, -OH o -OC,_alquilo; fenilo opcionalmente
sustituido con 1, 2 o 3 R?; un heterocicloalquilo monociclico de 5 o 6 miembros
opcionalmente sustituido con un -Cysalquilo, -C(=0)C;_zalquilo o -C(=0)OC,galquilo; un
heteroarilo monociclico de 5 0 6 miembros opcionalmente sustituido con 1, 2 0 3 R%; y un
heteroarilo biciclico de 9 o 10 miembros opcionalmente sustituido con 1 o 2 halo; o

R® y RI10 se combinan con el nitrégeno al que estan unidos para formar un
heterocicloalquilo monociclico de 5 0 6 miembros ligado a N opcionalmente sustituido con
un fenilo;

R!y R1? se seleccionan independientemente del grupo que consiste en H; Cy_zalquilo
opcionalmente sustituido con un -OH o -OCy_salquilo; fenilo opcionalmente sustituido con
un -NH, o -OC,_zalquilo; y un heteroarilo monociclico de 5 0 6 miembros; o

Rl y R? se combinan con el nitrdgeno al que estan unidos para formar un
heterocicloalquilo monociclico de 5 o 6 miembros ligado a N opcionalmente sustituido con
un Cysalquilo, fenilo o -CHy-fenilo, en donde el anillo de fenilo de fenilo o -CH,-fenilo esta
opcionalmente sustituido con un Cy_alquilo;

R13 y R se seleccionan independientemente del grupo que consiste en H;

-C(=0)Cy.zalquilo; -C(=O)fenilo; y fenilo opcionalmente sustituido con un -OC,_zalquilo;
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cada R'® se selecciona independientemente del grupo que consiste en 0Xxo;
-C(=0O)OH; -C(=0)OC,.salquilo; y Cj.zalquilo opcionalmente sustituido con un -OH o

-OCysalquilo;

cada R se selecciona independientemente del grupo que consiste en -CN;
-C(=0)OH; -C(=0)0OC.zalquilo; -C(=O)NHy; -C(=0O)NHC_zalquilo;
-C(=0)N(Cy_salquilo),; -C(=NH)NH,; -NHC(=NH)NH,; -NH;;

-NHC,.salquilo;-N(Cy_salquilo)y; -NHC; 4cicloalquilo; -N(Cy.salquil)Cscicloalquilo;
Cyzalquilo opcionalmente sustituido con un -OH, -OCysalquilo o heterocicloalquilo
monociclico de 5 o 6 miembros, en donde el heterocicloalquilo monociclico esta
opcionalmente sustituido con C,_zalquilo, Cyshaloalquilo opcionalmente sustituido con 1 0 2
sustituyentes seleccionados independientemente del grupo que consiste en -OH y fenilo; -Cs.
ecicloalquilo opcionalmente sustituido con un -NH,, C,salquilo, C;.shaloalquilo o -OC;.
salquilo; fenilo opcionalmente sustituido con un -OH, -OC,jalquilo, -NO;,, -NH,,
-NHCsalquilo o -N(Cyalquilo),; heterocicloalquilo monociclico de 5 o 6 miembros
opcionalmente sustituido con 1 o 2 sustituyentes seleccionados independientemente del
grupo que consiste en 0xo, -OH, -NH,, -OC,_salquilo, -C(=0)C,.zalquilo, -S(=0),C,_zalquilo,
-C(=0)0OC,galquilo, -C(=0O)OCHyfenilo y Cjzalquilo, en donde Cjsalquilo esta
opcionalmente sustituido con un -NH,, -NHS(=0),C;salquilo, -OH o -OCjsalquilo; y
heteroarilo monociclico de 5 o 6 miembros opcionalmente sustituido con un -OH o
-OCsalquilo;

cada R’ se selecciona independientemente del grupo que consiste en 0xo; halo; -OH;
-CN; -NHj; -NHCyzalquilo; -N(Cysalquilo),; -N*(Cyzalquilo)s; -NHC(=0)Cysalquilo;
-C(=0)Cyzalquilo; -S(=0)nCysalquilo; -C(=0)OH; -C(=0)OCj¢alquilo; -C(=O)NH,;
-C(=O)NHCzalquilo; -C(=0O)N(Cyzalquilo),; -OC(=O)NH,; -OC(=0)NHC,alquilo;
-OC(=0O)N(C.zalquilo),; -C(=NH)NH,; -C(=NH)NHC,.;alquilo; -C(=NH)N(C;.zalquilo),;
-OC,shaloalquilo; Cyshaloalquilo; Csecicloalquilo monociclico; C;-zalquilo opcionalmente
sustituido con un Csgcicloalquilo monociclico, -OH, -OCjjalquilo, -C(=0)OH,
-C(=0)0C,.zalquilo, -NH,, -NHC,_salquilo, 0 -N(C,.zalquilo),; -OC,_salquilo opcionalmente
sustituido con un Czgcicloalquilo monociclico, fenilo, -OH, -OC,alquilo, -C(=0O)OH, -
C(=0)OC,.szalquilo, -C(=O)NH,, -C(=O)NHC,salquilo, -C(=O)N(C,.salquilo),, -NH,, -
NHC,salquilo, -N(C;.zalquilo),;, -NHC(=0)C,.salquilo o -NHS(=0),C;salquilo; y fenilo
opcionalmente sustituido con un halo, -CN, C;_salquilo, C;shaloalquilo, -OC,_zalquilo, -NH,,
NHC,salquilo o -N(Cy_zalquilo),;

R18 se selecciona del grupo que consiste en Cy_zalquilo; Cs.gcicloalquilo monociclico;
un heteroarilo monociclico de 5 0 6 miembros; fenilo; y -CH,fenilo; en donde el anillo fenilo
de fenilo o -CH,fenilo estd opcionalmente sustituido con un halo, -CN o -OC,_salquilo;

cada R se selecciona independientemente del grupo que consiste en halo; -CN; -
NH,; -NHCysalquilo; -N(Ci.salquilo),; -NHC(=0)Cysalquilo; -NHS(=0),C,.salquilo; -
N(S(=0),C;.3alquilo),;-NHS(=0),Cs6cicloalquilo; -NHS(=0),fenilo; -NHC(=O)OH; -
NHC(=0)OCzalquilo; -S(=0),C;salquilo; -OC,_zalquilo opcionalmente sustituido con un

fenilo;  Cishaloalquilo;  -OCishaloalquilo;  Csgecicloalquilo monociclico;  un
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heterocicloalquilo monociclico de 5 0 6 miembros; y C;.salquilo opcionalmente sustituido
con un Cgagcicloalquilo monociclico, -OH, -OCjzalquilo, -NH,, -NHCjsalquilo o
-N(Cy.zalquilo),;

cada R% se selecciona independientemente del grupo que consiste en -CN; -
OCy.zalquilo; -S(=0),C;_zalquilo; C,_shaloalquilo; y C,.salquilo opcionalmente sustituido con
un -OH o -OCy_zalquilo; y Csecicloalquilo monociclico;

R6 se selecciona del grupo que consiste en H; halo; -CN; -NH,; -C(=0)OH; -
C(=0)0Csalquilo; -C(=0)Cisalquilo; -S(=0),Cisalquilo; -P(=0)(Cyzalquilo),; -
C(=0O)NR?R?; Cj_shaloalquilo; -OCj.alquilo opcionalmente sustituido con un -OH, -
OC.zalquilo, -NH,, -NHC,_salquilo o -N(C;.zalquilo),; C,.salquilo opcionalmente sustituido
con un -NH,; -NHCjzalquilo, -N(Csalquilo),, -C(=0)OH, -C(=0)OC,.salquilo, -
S(=0),C1.salquilo, -C(=0)Cy.salquilo, -OR? o heteroarilo monociclico de 5 0 6 miembros,
en donde el heteroarilo monociclico esta opcionalmente sustituido con 1 o 2 Cy.alquilo;
Csgcicloalquilo  monociclico  opcionalmente  sustituido con un -C(=O)OH,
C(=0)0C,.salquilo o Cy_zalquilo, en donde C,_zalquilo estd opcionalmente sustituido con un
-OH o0 -OCy_zalquilo; un heterocicloalquilo monociclico de 5 0 6 miembros opcionalmente
sustituido con un -C(=0)OH o -C(=0)O0C,.salquilo; y un heteroarilo de 5 0 6 miembros
opcionalmente sustituido con 1 0 2 C,_zalquilo;

R2! y R?2 se seleccionan independientemente del grupo que consiste en H; Cy_galquilo
opcionalmente sustituido con un -OH, -OC, _salquilo, -C(=0)OH, -C(=0)OC,_zalquilo, -NH,,
-NHC.salquilo, -N(Cysalquilo), o heteroarilo monociclico de 5 o 6 miembros;
Ci.shaloalquilo opcionalmente sustituido con un -OH o -OCjsalquilo; un heteroarilo
monociclico de 5 o 6 miembros opcionalmente sustituido con 1 o 2 Cysalquilo; y un
heterocicloalquilo monociclico de 4 a 6 miembros; o

R2l y R? se combinan con el nitrégeno al que estan unidos para formar un
heterocicloalquilo monociclico de 5 0 6 miembros ligado a N opcionalmente sustituido con
un -C(=0)OH, -C(=0)0C,.salquilo o Cy.salquilo, en donde C,_zalquilo estd opcionalmente
sustituido con un -OH o -OC4_zalquilo;

R2 se selecciona del grupo que consiste en H; Cj.shaloalquilo; Ci.zalquilo
opcionalmente sustituido con un -OH, -OC,.alquilo, -C(=0)OH, -C(=0)OC,_salquilo, -
C(=0O)NH,, -C(=0O)NHC__salquilo, -C(=0)N(C;_salquilo),, fenilo, heteroarilo monociclico de
5 o 6 miembros, heterocicloalquilo monociclico de 5 o 6 miembros, en donde el
heterocicloalquilo monociclico esta opcionalmente sustituido con 1 0 2 oxo o Cy_zalquilo; un
heterocicloalquilo monociclico de 4, 5 0 6 miembros opcionalmente sustituido con 1 0 2
sustituyentes seleccionados independientemente del grupo que consiste en oxo y C;.zalquilo;
y un heteroarilo monociclico de 5 0 6 miembros;

R7” se selecciona del grupo que consiste en -CN; -OH; -C(=0O)OH;
C(=0)0Cy.salquilo; -C(=0)Cysalquilo; -S(=0),Cisalquilo; -NH,; -NHCyalquilo; -
N(Cy.salquilo),; Cyzalquilo opcionalmente sustituido con un Csgcicloalquilo monociclico;
C,_shaloalquilo; C,.salquenilo opcionalmente sustituido con un Cs gcicloalquilo monociclico;

C,.zalquino opcionalmente sustituido con un Czecicloalquilo monociclico; Csgcicloalquilo
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monociclico; -O-heterocicloalquilo monociclico de 5 a 6 miembros; y -OCi.salquilo
opcionalmente sustituido con un -OH, -OC,_zalquilo, -C(=0)OH, o -C(=0)0C,.salquilo; y

R8 se selecciona del grupo que consiste en Ciaalquilo; Cj.shaloalquilo; Cs
ecicloalquilo monociclico; fenilo opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 sustituyentes
seleccionados independientemente del grupo que consiste en -CN, halo, Cy.salquilo, C,.
shaloalquilo, -OC_zalquilo y -OC;_shaloalquilo; y piridinilo opcionalmente sustituido con 1,
2 0 3 sustituyentes seleccionados independientemente del grupo que consiste en -CN, halo,
Cyzalquilo, Cy_zhaloalquilo, -OC4_zalquilo y -OC,_shaloalquilo,

con la condicion de que:

a) cuando R® es fenilo no sustituido, R® es metilo y R” es metilo, R® no es
etilo, fenilo no sustituido o piridina no sustituida;

b) cuando R® es ciclohexilo no sustituido, R® es metilo y R’ es metilo, R®
no es piridina no sustituida;

c) cuando R® es ciclopentilo no sustituido, R® es metilo y R” es metilo, R®
no es etilo o piridina no sustituida,

d) cuando R® es metilo, R” es metilo y R® es 3,4-di-etoxi-fenilo, R® no es
1-pirrolidina no sustituida, 1-piperidina no sustituida, 4-metil-1-piperidina no
sustituida, 2-1,2,3,4-tetrahidro-isoquinolina no sustituida o morfolina no sustituida;

e) cuando R® es CH,-fenilo no sustituido, R® es metilo y R’ es metilo, R®
no es etilo, trifluorometilo, piridina no sustituida, fenilo no sustituido, fenilo
monosustituido con 4-F, 4-Cl, 2-metoxi o 4-metoxi, o fenilo disustituido con 3,4-
metoxi;

f) cuando R® es CHy-fenilo no sustituido, R® es metilo y R’ es
trifluorometilo, R® no es fenilo no sustituido o fenilo sustituido con 2-Cl o 4-ClI;

9) cuando R® es metilo, R” es metilo y R® es fenilo no sustituido, R> no es
CH,CH,C(=0O)NH-fenilo en donde el anillo de fenilo no esta sustituido o esta
sustituido en la posicion 4 con Cl, metilo 0 metoxi;

h) cuando R® es metilo o etilo, R” es metilo y R® es fenilo no sustituido,

R no es pirazolo[1,5-a]pirimidin-7-ilo sustituido;

i) cuando R® es H, R’ es isopropilo y R8 es metilo, R® no es pirazolo no
sustituido; y
), el compuesto no es en donde R® es CH,-fenilo no sustituido, R® es H,

R” es metilo y R8 es fenilo no sustituido.

25.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 24, en donde R® es un heteroarilo

biciclico de 9 o 10 miembros opcionalmente sustituido con 1, 2, 30 4 RY,

26.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 24, en donde el compuesto es de la
Formula (111a):
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R (111a),

o0 una sal aceptable desde el punto de vista farmacéutico, un solvato aceptable desde el punto
de vista farmacéutico o un hidrato aceptable desde el punto de vista farmacéutico de este, en
donde Y es -O-, -NH-, -NR?*- 0 -S-, e Y5, Y3, Y, € Y5 son -N= 0 -CR?=, siempre que 0, 1
0 2 de Y, Y3, Y4 e Ys sean -N=; en donde R?* se selecciona del grupo que consiste en
Cy.shaloalquilo; Csgcicloalquilo monociclico; Cq-salquilo opcionalmente sustituido con un
Czecicloalquilo monociclico, -OH, -OC,_salquilo, -C(=0)OH, -C(=0)OC_salquilo, -NH,, -
NHCsalquilo o -N(C;.zalquilo),; y fenilo opcionalmente sustituido con un halo, -CN,
Cyzalquilo, Cyshaloalquilo, -OC,zalquilo, -NH,, -NHC,_zalquilo o -N(Cy.salquilo),; y en
donde R?5 es H o RY, siempre que 0, 1, 2 0 3 de Y5, Y3, Y4 e Y5 sean -CR?= en donde R?
es RY.

27.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde el compuesto se
selecciona del grupo que consiste en un compuesto como se indica en la Tabla 1A o la Tabla
1B.

28.  Una composicién farmacéutica que comprende el compuesto de acuerdo con
cualquiera de las Reivindicaciones anteriores, o una sal aceptable desde el punto de vista
farmacéutico, un solvato aceptable desde el punto de vista farmacéutico o un hidrato
aceptable desde el punto de vista farmacéutico de este, junto con un diluyente o portador

aceptable desde el punto de vista farmacéutico.

29. Un método para inhibir la via cGAS/STING en una célula, que comprende poner en
contacto la célula con el compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1 a
27, 0 una sal aceptable desde el punto de vista farmacéutico, un solvato aceptable desde el
punto de vista farmacéutico o un hidrato aceptable desde el punto de vista farmacéutico de

este, 0 la composicion de acuerdo con la Reivindicacion 28.

30.  Un método para inhibir la produccién de citocinas en una célula, que comprende
poner en contacto la célula con el compuesto de acuerdo con cualquiera de las
Reivindicaciones 1 a 27, o una sal aceptable desde el punto de vista farmacéutico, un solvato
aceptable desde el punto de vista farmacéutico o un hidrato aceptable desde el punto de vista
farmacéutico de este, o la composicion de acuerdo con la Reivindicacion 28.

31. Una composicién que comprende un compuesto de acuerdo con cualquiera de las

Reivindicaciones 1 a 27 y un inhibidor de la quinasa Janus.
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32. Un kit que comprende un compuesto de acuerdo con cualquiera de las

Reivindicaciones 1 a 27 y un inhibidor de la quinasa Janus.

*hkkkhhkkkikhkkkikikkiik
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ANEXO EXPLICATIVO DE LAS MODIFICACIONES

se eliminaron las Reivindicaciones 31 a 36.
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