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1. Un compuesto CARACTERIZADO PORQUE es de formula (1),
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donde

A es un carbociclilo saturado, insaturado o aromatico de 4-9 miembros
monociclico o biciclico, fusionado o en puente, o un heterociclilo saturado,
insaturado o aromatico de 4 a 9 miembros monociclico o biciclico, fusionado o
en puente, que contiene de 1-3 hereoatomos seleccionados entre el grupo de
nitrdgeno, y oxigeno, opcionalmente sustituido con uno o mas atomos de
halégeno, Cyealquilo, Cyealcoxi, o haloC;_galquilo;

B es un carbociclilo saturado, insaturado o aromatico de 4-9 miembros
monociclico o biciclico, fusionado o en puente, o un heterociclilo saturado,
insaturado o aromatico de 4-9 miembros monociclico o biciclico, fusionado o en
puente que contiene 1-3 heteroatomos seleccionados entre el grupo de
nitrogento, y oxigeno, opcionalmente sustituido con uno o mas atomos de
halégeno, C;galquilo, C;galcoxi, haloC, galquilo, CN, C(O)C;ealquilo, o haloC;.
salcoxi;

R! es Cigalquilo, Cygalquenilo, haloCalquilo, CsgcicloalquilCygalquilo, Ci.
salcoxiCy galquilo, o C4heterociclilo;

o sales farmacéuticamente aceptables del mismo.



2. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, CARACTERIZADO PORQUE
A es un ciclopentenilo, ciclohexilo, fenilo, cicloheptilo, biciclo[3.1.0]hexanilo o
indazolilo opcionalmente sustituido;

B es un fenilo, piridilo, pirazilo, pirazinilo, pirimidinilo, benzodioxolilo, 1,2,3,4-
tetrahidro-isoquinolinilo, o pirazolo[1,5-a]piridinilo opcionalmente sustituido;

R1 es CH3 C;Hs, nPr, iPr, nBu, secBu, alilo, -CH,-CF3, -CH,-cBu, -CH,-CPr, -
C,Hs-O-CHs, o tetrahidrofurilo.

3. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 o 2,
CARACTERIZADO PORQUE se selecciona entre el grupo de:
5-(3,4-dimetoxifenil)-2-metil-N-(3-metilfenil)-1,1-dioxo-2H-1A®,2,6-tiadiazin-3-
carboxamida;
5-(1,3-dimetil-1H-indazol-5-il)-2-metil-N-(3-metilfenil)-1,1-dioxo-2H-1A%,2,6-
tiadiazin-3-carboxamida;
5-(3,4-dimetoxifenil)-2-etil-N-(3-metilfenil)-1,1-dioxo-2H-1A®,2,6-tiadiazin-3-
carboxamida;
5-(3,4-dimetoxifenil)-2-etil-1,1-dioxo-N-[6-(trifluorometil)piridin-2-il]-2H-1A°,2,6-
tiadiazin-3-carboxamida;
2-etil-5-[4-metoxi-3-(trifluorometil)fenil]-N-(3-metoxifenil)-1,1-dioxo-2H-1A°,2,6-
tiadiazin-3-carboxamida;
2-etil-5-[4-metoxi-3-(trifluorometil)fenil]-N-(4-metoxifenil)-1,1-dioxo-2H-1A°,2,6-
tiadiazin-3-carboxamida;
2-etil-1,1-dioxo-5-[(1r,4r)-4-(trifluorometil)ciclohexil]-N-[6-(trifluorometil) piridin-
2-il]-2H-1A%,2,6-tiadiazin-3-carboxamida;
N-(6-cianopiridin-2-il)-2-etil-1,1-dioxo-5-[(1r,4r)-4-(trifluorometil)ciclohexil]-2H-

1\®,2 6-tiadiazin-3-carboxamida;



5-(3,4-dimetoxifenil)-1,1-dioxo-2-(propan-2-il)-N-[6-(trifluorometil) piridin-2-il]-
2H-1A®,2,6-tiadiazin-3-carboxamida;
5-(3,4-dimetoxifenil)-1,1-dioxo-2-propil-N-[3-(trifluorometil)fenil]-2H-1A%,2,6-
tiadiazin-3-carboxamida;
5-(3,4-dimetoxifenil)-1,1-dioxo-2-propil-N-[6-(trifluorometil) piridin-2-il]-2H-
1A®,2,6-tiadiazin-3-carboxamida;
5-[4-metoxi-3-(trifluorometil)fenil]-1,1-dioxo-2-propil-N-[6-(trifluorometil)piridin-
2-il]-2H-1A%,2,6-tiadiazin-3-carboxamida;
5-(4-metoxi-3-metilfenil)-1,1-dioxo-2-propil-N-[6-(trifluorometil) piridin-2-il]-2H-
1A®,2,6-tiadiazin-3-carboxamida;
5-(3-cloro-4-metoxifenil)-1,1-dioxo-2-propil-N-[6-(trifluorometil)piridin-2-il]-2H-
1A®,2,6-tiadiazin-3-carboxamida;
2-(ciclopropilmetil)-1,1-dioxo-5-[(1r,4r)-4-(trifluorometil)ciclohexil]-N-[6-
(trifluorometil)piridin-2-il]-2H-1A®,2,6-tiadiazin-3-carboxamida;
5-(3,4-dimetoxifenil)-1,1-dioxo-2-(prop-2-en-1-il)-N-[6-(trifluorometil) piridin-2-il]-
2H-1A®,2,6-tiadiazin-3-carboxamida;
5-(3,4-dimetoxifenil)-N-(4-metoxifenil)-1,1-dioxo-2-propil-2H-1A%,2,6-tiadiazin-3-
carboxamida;
5-(3,4-dimetoxifenil)-N-(3-metilfenil)-1,1-dioxo-2-propil-2H-1A°,2,6-tiadiazin-3-
carboxamida;
5-[4-metoxi-3-(trifluorometil)fenil]-1,1-dioxo-2-propil-N-[3-(trifluorometil)fenil]-
2H-1A®,2,6-tiadiazin-3-carboxamida;
5-(3,4-dimetoxifenil)-N-(6-fluoropiridin-2-il)-1,1-dioxo-2-(propan-2-il)-2H-
1A®,2,6-tiadiazin-3-carboxamida;
N-(6-fluoropiridin-2-il)-1,1-dioxo-2-(propan-2-il)-5-[(1r,4r)-4-

(trifluorometil)ciclohexil]-2H-1A%,2,6-tiadiazin-3-carboxamida;



4.

2-(ciclopropilmetil)-N-(6-fluoropirazin-2-il)-1,1-dioxo-5-[(1r,4r)-4-
(trifluorometil)ciclohexil]-2H-1A%,2,6-tiadiazin-3-carboxamida;
2-[(2R)-butan-2-il]-5-(3,4-dimetoxifenil)- 1, 1-dioxo-N-[6-(trifluorometil)piridin-2-
ill-2H-1A®,2,6-tiadiazin-3-carboxamida;
2-etil-5-[4-metoxi-3-(trifluorometil)fenil]-1,1-dioxo-N-[6-(trifluorometil)piridin-2-il]-
2H-1A°,2,6-tiadiazin-3-carboxamida;
1,1-dioxo-2-(propan-2-il)-5-[(1r,4r)-4-(trifluorometil)ciclohexil]-N-[6-
(trifluorometil)pirazin-2-il]-2H-1A®,2,6-tiadiazin-3-carboxamida;
2-(ciclopropilmetil)-5-(4,4-difluorociclohexil)-1,1-dioxo-N-[6-
(trifluorometil)piridin-2-il]-2H-1A®,2,6-tiadiazin-3-carboxamida;
2-(ciclopropilmetil)-1,1-dioxo-5-[(1r,4r)-4-(trifluorometil)ciclohexil]-N-[2-
(trifluorometil)pirimidin-4-il]-2H-1A°,2,6-tiadiazin-3-carboxamida;

o sales farmaceéuticamente aceptables del mismo.

Una composiciéon farmacéutica CARACTERIZADA PORQUE comprende
como ingrediente activo, un compuesto segun cualquiera de las
reivindicaciones 1 a 3 y al menos un excipiente farmacéuticamente
aceptable.

Una composicion farmacéutica de acuerdo con la reivindicacion 4,
CARACTERIZADA PORQUE también comprende al menos un ingrediente
activo adicional.

Una composicion farmacéutica de acuerdo con la reivindicacion 6,
CARACTERIZADA PORQUE los uno o mas ingredientes activos adicionales
se seleccionan del grupo que consiste en inhibidores de la
acetilcolinesterasa, antagonistas del receptor de NMDA, inhibidores de la
beta secretasa, antipsicoticos, NAM o PAM de la subunidad alfa5 del receptor

GABA,, antagonistas del receptor de histamina Hs, antagonistas del receptor



de 5-HTsg, agonistas o0 PAM de mAChR M1 o M4, antagonistas, NAM o PAM
de mGIuR2 y levodopa.

7. Un proceso para la preparacion de compuestos de férmula (1) de
acuerdo con la reivindicacion 1, CARACTERIZADO PORQUE comprende

hacer reaccionar la férmula (Ila) o la formula (l1b)
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donde el significado de A es un carbociclilo saturado, insaturado o aromético,
monociclico o biciclico, fusionado o en puente o es heterociclilo saturado,
insaturado o aromatico, monociclico o biciclico, fusionado o en puente, con

metillitio, o haciendo reaccionar el compuesto de férmula (lic)
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donde el significado de A es un carbociclilo aromatico, monociclico o biciclico,
fusionado o en puente o un heterociclilo aromatico, monociclico o biciclico,
fusionado o en puente, opcionalmente sustituido con uno o mas C;_galquilo,
Ciealcoxi, haloCygalquilo, con tributil(1-etoxivinil)estafio, o haciendo

reaccionar el compuesto de formula (11d)
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con cloruro de acetilo, donde el significado de A es un carbociclilo aromatico,
monociclico o biciclico, fusionado o en puente o un heterociclilo aromatico,

monociclico o biciclico, fusionado o en puente, opcionalmente sustituido con



uno o mas Cyealquilo, Cyealcoxi, haloC, galquilo, halégeno, para obtener el

g
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derivado cetona de formula (111)
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donde el significado de A es como se describe precedentemente para la

formula (1), que se hace reaccionar con oxalato de dietilo para dar el derivado
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2,4-dioxoéster de férmula (1V)

(V)

donde el significado de A es como se describe precedentemente para la
férmula (1), que se hace reaccionar con sulfamida, y luego el derivado de

éster de acido 1,1-dioxo-1,3-tiadiazincarboxilico obtenido de formula (V)

)

donde el significado de A es como se describe precedentemente para la
férmula (1), se transforma en el producto final de formula (I) deseado de
diferentes maneras:

RuTA A) el el compuesto de férmula (V) se alquila para obtener el derivado N-

alquiltiadiazina de formula (V1)
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donde el significado de Ay R! es como se describe precedentemente para la
formula (1), que se hidroliza para dar el derivado de &cido carboxilico de

formula (VII)
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donde el significado de Ay R! es como se describe precedentemente para la
formula (1), que se acopla con una amina apropiada (B-NH,), donde el
significado de B es como se describe precedentemente para la formula (1),
para dar la amida de formula (1) deseada

o

RuTA B) el derivado éster de formula (V) se hidroliza para obtener el derivado

de acido carboxilico de formula (VI1II)

(VI

donde el significado de A es como se describe precedentemente para la
formula (1), que luego se N,O-dialquila en un paso resultando en el compuesto

éster de férmula (X) correspondiente



donde el significado de Ay R! es como se describe precedentemente para la

férmula (1), que se hidroliza para dar el derivado de formula (V1)
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donde el significado de Ay R! es como se describe precedentemente para la
férmula (1), y luego se hace reaccionar con la amina apropiada (B-NH,) para

dar el derivado amida de formula (l) deseado,
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o el compuesto de férmula (X)
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donde el significado de A y R es como se describe precedentemente para la
férmula (1), se transforma directamente en el derivado amida de férmula (I) por

reaccion con la amina apropiada (B-NH,).
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