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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto de la formula I, un isémero cis-trans del mismo, un enantiémero del

mismo, un diastereémero del mismo, un racemato del mismo, un solvato del mismo, un hidrato

del mismo, una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o un profarmaco del mismo,

(Rok
/T]_
>7 L_’@(R4)n
(R3)m
]
en donde

el anillo A se selecciona de un anillo de benceno o un anillo de heteroarilo de 5 a 6
miembros;

cada R; se selecciona independientemente de hidrégeno, halégeno, ciano, alquilo de
Ci6, alcoxi de Cyg, alquilamino de Ci,, cicloalquilo de Cs¢ 0 heterocicloalquilo de 3 a 6
miembros, y el alquilo de Ci6, alcoxi de C;4, alquilamino de Ci6, cicloalquilo de Cs4 y/o
heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros se sustituyen opcionalmente por 1 a 3 R';

cada R' se selecciona independientemente de hidrégeno, halégeno, hidroxilo, amino,
ciano, metilo, ciclopropilo o metoxi;

kesO,1,2,03;

T1 Yy T, se seleccionan cada uno independientemente de un a4tomo de carbono o un
atomo de nitrégeno;

R, se selecciona de hidrégeno, halégeno, ciano, alquilo de Ci3, alcoxi de Cis,
alquilamino de Cy, cicloalquilo de Cs4, heteracicloalquilo de 3 a 6 miembros o heteroarilo de 5
a 6 miembros, cada uno de los cuales se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R’;

L se selecciona de -CH,-O-, -CH=CH-, 0 -CH,-NH-;

el anillo B se selecciona de un anillo de benceno o un anillo de heteroarilo de 5 a 10
miembros;

cada Rj se selecciona independientemente de hidrégeno, halégeno, ciano, alquilo de
Ci6, alcoxi de Cyg, alquilamino de Ci, cicloalquilo de Cs¢ 0 heterocicloalquilo de 3 a 6
miembros, cada uno de los cuales se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R';

mesO0,1,2,03;

el anillo D se selecciona de un anillo de heterocicloalquilo de 4 a 14 miembros;
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cada R, se selecciona independientemente de hidrégeno, halégeno, ciano, =0, -Rs, -
ORg, -COORg, -C(O)Rs, -NRgR7, -NRGCORs, -NRgSO;Rs, -CH,-C(O)NRgR7, -C(O)NRgR7, -
SO,Rs 0 -SO;NRgR7;

Rs se selecciona de alquilo de Cyg, cicloalquilo de Csg, heterocicloalquilo de 3 a 6
miembros, arilo de 6 a 10 miembros, aril(C,.3)alquilo de 6 a 10 miembros, heteroarilo de 5 a 10
miembros o heteroaril(C;.3)alquilo de 5 a 10 miembros, cada uno de los cuales se sustituye
opcionalmente por 1 a 3 R;

Rs ¥ R7 se seleccionan cada uno independientemente de hidrégeno, hidroxilo, amino,
ciano, alquilo de C,., alcoxi de Cy¢, alquilamino de Cy., cicloalquilo de Cs¢, heterocicloalquilo
de 3 a 6 miembros, arilo de 6 a 10 miembros, aril(C;.¢)alquilo de 6 a 10 miembros, heteroarilo
de 5 a 10 miembros o heteroaril(C,g)alquilo de 5 a 10 miembros, cada uno de los cuales se
sustituye opcionalmente por 1 a 3 R;

cuando R4 se selecciona de -NRgR7, -C(O)NRgR7 0 -SO,NRgR7, R 5 y R7 junto con el
atomo de N al cual se unen pueden forman un heterociclo de 4 a 7 miembros, y el heterociclo
de 4 a 7 miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R;

cada R se selecciona independientemente de hidrégeno, halégeno, ciano, hidroxilo,
amino, -COOH, alquilo de C,, alcoxi de C.g, alquilamino de Cyg, cicloalquilo de Cz4 O
heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros, y el alquilo de Cy, alcoxi de Cy., alquilamino de Ci.,
cicloalquilo de C34 0 heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3
R’

nesO0,1,2,3,4,5 06.

2. El compuesto de la férmula |, el isdmero cis-trans del mismo, el enantiomero del
mismo, el diastereémero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del
mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profarmaco del mismo de
conformidad con la reivindicacion 1, caracterizado porque el anillo A se selecciona de un anillo
de benceno o un anillo de heteroarilo de 5 a 6 miembros;

cada R; se selecciona independientemente de hidrégeno, halégeno, ciano, alquilo de
Ci6, alcoxi de Cyg, alquilamino de Ci, cicloalquilo de Cs¢ 0 heterocicloalquilo de 3 a 6
miembros, y el alquilo de Ci6, alcoxi de C;4, alquilamino de Ci4, cicloalquilo de Cz5 y/o
heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros se sustituyen opcionalmente por 1 a 3 R';

cada R' se selecciona independientemente de hidrégeno, halégeno, hidroxilo, amino,
ciano, metilo, ciclopropilo o metoxi;

kes0,1,2,03;

T: ylo T, se seleccionan cada uno independientemente de un atomo de carbono o un
atomo de nitrégeno;

R, se selecciona de hidrégeno, halégeno, ciano, alquilo de C;3, alcoxi de Ci.s,
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alquilamino de C., cicloalquilo de C3¢ 0 heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros, cada uno de los
cuales se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R’;

L se selecciona de -CH,-O-, -CH=CH-, 0 -CH>-NH-;

el anillo B se selecciona de un anillo de benceno o un anillo de heteroarilo de 5 a 10
miembros;

cada Rj3 se selecciona independientemente de hidrégeno, halégeno, ciano, alquilo de
Ci6, alcoxi de Cy, alquilamino de Ci6, cicloalquilo de Cs¢ 0 heterocicloalquilo de 3 a 6
miembros, cada uno de los cuales se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R';

mesO, 1,2, 03;

el anillo D se selecciona de un anillo de heterocicloalquilo de 4 a 14 miembros;

el anillo D se puede sustituir por uno o mas de un R, independiente, y cada R, se
selecciona independientemente de hidrégeno, halégeno, ciano, =0, -Rs, -ORg, -COORg, -
C(O)Rs, -NRgR7, -NRgCORs5, -NRgSO,Rs5, -C(O)NRgR7, -SO,Rs 0 -SO,NRgR7;

Rs se selecciona de alquilo de Cy, cicloalquilo de Cs, heterocicloalquilo de 3 a 6
miembros, arilo de 6 a 10 miembros, aril(C.3)alquilo de 6 a 10 miembros, heteroarilo de 5 a 10
miembros o heteroaril(Cy.z)alquilo de 5 a 10 miembros, cada uno de los cuales se sustituye
opcionalmente por 1 a 3 R;

Re y/0 R; se seleccionan cada uno independientemente de hidrégeno, hidroxilo, amino,
ciano, alquilo de C,, alcoxi de Cy, alquilamino de C,, cicloalquilo de Cs, heterocicloalquilo
de 3 a 6 miembros, arilo de 6 a 10 miembros, aril(C,.g)alquilo de 6 a 10 miembros, heteroarilo
de 5 a 10 miembros o heteroaril(C,¢)alquilo de 5 a 10 miembros, cada uno de los cuales se
sustituye opcionalmente por 1 a 3 R;

cuando R4 se selecciona de -NRgR7, -C(O)NRgR7 0 -SO,NRgR7, R 5 ¥y R7 junto con el
atomo de N al cual se unen pueden forman un heterociclo de 4 a 7 miembros, y el heterociclo
de 4 a 7 miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R;

cada R se selecciona independientemente de hidrégeno, halégeno, ciano, hidroxilo,
amino, alquilo de C1., alcoxi de C1.6, alquilamino de C1., cicloalquilo de Cz¢ 0 heterocicloalquilo
de 3 a 6 miembros, y el alquilo de C1.¢, alcoxi de Cy, alquilamino de C,, cicloalquilo de Cs¢ 0
heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R’;

nesO,1,2 3,4,5 06.

3. El compuesto de la férmula I, el isomero cis-trans del mismo, el enantiémero del
mismo, el diasteredmero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del
mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profarmaco del mismo de
conformidad con la reivindicacion 1, caracterizado porque satisface una o mas de una de las
siguientes condiciones:

(1) R, es heteroarilo de 5 a 6 miembros;
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(2) cada R4 es independientemente -CH,-C(O)NRgR7; ¥

(3) cada R es independientemente COOH.

4. El compuesto de la formula |, el isémero cis-trans del mismo, el enantiomero del
mismo, el diasteredmero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del
mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profarmaco del mismo de
conformidad con al menos una de las reivindicaciones 1 a 3, caracterizado porgue satisface una
0 mas de una de las siguientes condiciones:

(1) en el anillo Ay R», el heterodtomo en el heteroarilo de 5 a 6 miembros se selecciona
de 1,20 3tiposde N, Oy S,y el nimero del heteroatomo es 1, 2 0 3;

(2) en el anillo B, Rs, Rg Yy R7, el heteroatomo en el heteroarilo de 5 a 10 miembros se
seleccionade 1, 2 o 3tiposde N, Oy S, y el nUmero del heteroatomo es 1, 2 0 3;

(3) en Ry, R', Ry, Rz, R4 ¥ R, el halégeno es independientemente fluor, cloro, bromo o
yodo;

(4) en Ry, R3, Rs, Re, R7 ¥ R, el alquilo de C,4 es independientemente metilo, etilo, n-
propilo, isopropilo, n-butilo, isobutilo, sec-butilo o terc-butilo;

(5) en Ry, el alquilo de C;.3 es independientemente metilo, etilo, n-propilo o isopropilo;

(6) en Ry, R3, Re, R7 Y R, el alcoxi de Cy_¢ es independientemente metoxi, etoxi, n-propoxi,
isopropoxi, n-butoxi, isobutoxi, sec-butoxi o terc-butoxi; preferentemente metoxi;

(7) en Ry, el alcoxi de C;.3 es independientemente metoxi, etoxi, n-propoxi o iSopropoxi;

(8) en Ry, Ry, R3, Rg, R7 Y R, el alquilamino de Cy.¢ es independientemente -NHCHj, -
N(CH3);, -NHCH,CHj, -N(CH3)CH,CHs, -N(CH,CHs),, -NHCH,CH,CHs, -NHCH(CHs), o -
NHCH,CH,CH,CHj3, preferentemente -NMe2;

(9) en Ry, Ry, R3, Rg, R7 Y R, el cicloalquilo de Cs¢ €s independientemente ciclopropilo,
ciclobutilo, ciclopentilo o ciclohexilo;

(10) en Ry, Ry, R3, Rg, R7 Y R, el heteroatomo en el heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros
se seleccionade 1,2 0 3tiposde N, Oy S, y el nimero del heteroatomo es 1, 2 0 3;

(11) en el anillo D, el heterocicloalquilo de 4 a 14 miembros es un grupo monaociclico,
biciclico o triciclico saturado o semi-saturado que tiene 1, 2, 3 o 4 heteroatomos seleccionados
de 1,2 0 3tiposde N, Oy S, en donde el anillo unido directamente al anillo B no es aromatico;
preferentemente, en el anillo D, el heterocicloalquilo de 4 a 14 miembros es un grupo
monociclico, biciclico o triciclico saturado que tiene 1, 2, 3 0 4 heteroatomos seleccionados de
1,203tiposdeN,OyS;

(12) cuando Rg y R7 junto con el atomo de N al cual se unen pueden formar un
heterociclo de 4 a 7 miembros, el heterociclo de 4 a 7 miembros es un grupo monociclico o

biciclico saturado que tiene 1, 2 0 3 heteroatomos seleccionados de 1, 2 0 3 tiposde N, Oy S;

y
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(13) en Rs, Rg ¥ Ry, el arilo de 6 a 10 miembros es independientemente fenilo o naftilo.

5. El compuesto de la formula |, el isémero cis-trans del mismo, el enantiomero del
mismo, el diasteredmero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del
mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profarmaco del mismo de
conformidad con al menos una de las reivindicaciones 1 a 3, caracterizado porgue satisface una
0 mas de una de las siguientes condiciones:

(1) en el anillo Ay Ry, el heteroarilo de 5 a 6 miembros es piridilo o isoxazolilo;

(2) en el anillo B, Rs, Rg ¥y Ry, el heteroarilo de 5 a 10 miembros es piridilo, piridazinilo,
pirazinilo o piridopiridazinilo;

(3) en Ry, R', Ry, R3, R4 Y R, el halégeno es independientemente flGor o cloro;

(4) en Ry, el alquilo de C;; es independientemente metilo;

(5) en Ry, Ry, R3, Rg, R7 Y R, el alquilamino de C,. es independientemente -NMe;;

(6) en Ry, Ry, R3, Rg, R7 ¥ R, el cicloalquilo de Cs¢ es independientemente ciclopropilo;

(7) en Ry, Ry, R3 Rg, R7 ¥ R, el heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros es oxetanilo,

pirrolidinilo, tetrahidrofuranilo, morfolinilo, tetrahidropiranilo o piperidinilo;
\\N \‘D N/\O
(8) en el anillo D, el heterocicloalquilo de 4 a 14 miembros es |:, , L/ ,

e o - . “ . oy WL
O T G UG 0 L e D

(9) cuando Rg y R junto con el atomo de N al cual se unen pueden formar un heterociclo

0
de 4 a 7 miembros, el heterociclo de 4 a 7 miembros es O Y
(10) en Rs, Rg ¥ Ry, el arilo de 6 a 10 miembros es independientemente fenilo.

6. El compuesto de la férmula I, el isbmero cis-trans del mismo, el enantiémero del
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mismo, el diasteredmero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del
mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profarmaco del mismo de
conformidad con al menos una de las reivindicaciones 1 a 3, caracterizado porgue satisface una
0 mas de una de las siguientes condiciones:

(1) cada R; es independientemente hidrégeno, halégeno, ciano, alquilo de C.3, alcoxi
de Cy.3 o cicloalquilo de C3, y el alquilo de C;_3, alcoxi de C,.3 0 cicloalquilo de Cz.¢ Se sustituye
opcionalmente por 1 a 3 R';

(2)kes0,102;

(3) R, se selecciona de hidrégeno, halégeno, ciano, alquilo de C;.3, cicloalquilo de Csz4
o heteroarilo de 5 a 6 miembros, cada uno de los cuales se sustituye opcionalmente por 1 a 3
R’

R2 | R, se selecciona de hidrégeno, halégeno, ciano, alquilo de Ci.3, alcoxi de Ci.,
alquilamino de Cy.¢, cicloalquilo de C;.4 0 heteroarilo de 5 a 6 miembros, cada uno de los cuales

se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R’;

Mrn
—T1
L+
T2
\
(5) cuando T; es un atomo de carbono, T, es un atomo de nitrégeno, Rz es
s
N
M
N\N

\
R2 ; R, se selecciona de alquilo de C,.3, cicloalquilo de Cs4 0 heteroarilo de 5 a 6 miembros,

cada uno de los cuales se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R';

(6) cada Rj3 es independientemente hidrogeno, halégeno, ciano, alquilo de C;.3 o0 alcoxi
de C,.3, cada uno de los cuales se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R’;

(7)mes0o01;

(8) cada R4 se selecciona independientemente de hidrogeno, halégeno, ciano, =0,
alquilo de C,.3, alcoxi de C,.3, alquilamino de Cy., cicloalquilo de Cs.¢, heterocicloalquilo de 3 a

6 miembros, fenilo, fenil(Cy.3)alquilo, heteroarilo de 5 a 10 miembros, heteroaril(C;.z)alquilo de
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5 a 10 miembros, -COOH, -CH,-C(O)NRgR7, -C(O)NRgR7, -SO,Rs 0 -SO,NRgR7; el alquilo de
C1.3, alcoxi de C4.3, alquilamino de C 1, cicloalquilo de Cs., heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros,
fenilo, fenil(C,.3)alquilo, heteroarilo de 5 a 10 miembros o heteroaril(C,.3)alquilo de 5 a 10
miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R; cuando R, se selecciona de -C(O)NRgR; 0 -
SO,:NRgR7, Rg ¥ R7 junto con el &tomo de N al cual se unen pueden formar un heterociclo de 4
a 7 miembros, y el heterociclo de 4 a 7 miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R;

(9) Re ¥ R;7 son cada uno independientemente hidrégeno, alquilo de Cy, cicloalquilo de
Css, heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros, fenilo, fenil(Cy.3)alquilo, heteroarilo de 5 a 10
miembros o heteroaril(C,.z)alquilo de 5 a 10 miembros, cada uno de los cuales se sustituye
opcionalmente por 1 a 3 R;

(10) cada R se selecciona independientemente de hidrogeno, halégeno, ciano, hidroxilo,
amino, -COOH, alquilo de C;.3, alcoxi de C,3, alquilamino de Cig, cicloalquilo de Cz5 O
heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros, y el alquilo de C,.3, alcoxi de C;_3, alquilamino de Cy.,
cicloalquilo de C3 4 0 heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3
R’

(11)nesO0,1,2, 3,04

(12) el anillo A es un anillo de benceno, un anillo de piridina o un anillo de pirimidina;

(13) L es -CH,-O-;

(14) el anillo B es un anillo de benceno, un anillo de piridina, un anillo de piridazina, un
anillo de pirazina o un anillo de piridopiridazina; y

(15) cada R3 es independientemente H, F, Cl, CN, Me u -OCHgs.

7. El compuesto de la férmula |, el isdmero cis-trans del mismo, el enantiomero del
mismo, el diastereémero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del
mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profarmaco del mismo de
conformidad con al menos una de las reivindicaciones 1 a 3, caracterizado porgue satisface una
0 mas de una de las siguientes condiciones:

(1) cada R; es independientemente halégeno, ciano, alquilo de C;.3 0 alcoxi de Cy.3, y €l
alquilo de C;3 y/o alcoxi de C;3 se sustituyen opcionalmente por 1 a 3 R'; cada R' es
independientemente hidrégeno, halégeno, hidroxilo, ciano o metoxi; por ejemplo, cada R' es
independientemente hidrogeno, halégeno o hidroxilo;

(2) kes1;

(3) R, se selecciona de hidrégeno, halégeno, ciano, alquilo de C;.3 o cicloalquilo de Cs.

6, cada uno de los cuales se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R’;
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—T1
o+
\
(4) cuando T; es un atomo de nitrégeno, T, es un atomo de carbono, Rz es
e
/N

Rz | R, se selecciona de hidrégeno, haldégeno, ciano, alquilo de Ci.3, alquilo de Ci3
sustituido por ciclopropilo o hidroxilo, o heteroarilo de 5 a 6 miembros sustituido por alquilo de
Cis;

Mran
—T1
N
s
T2
\
(5) cuando T; es un atomo de carbono, T, es un atomo de nitrégeno, Rz es
s
N
M
N\N

Rz | R, se selecciona de Me o CHF,; preferentemente, R, es Me;

(6) mes 0;

(7) cada R, se selecciona independientemente de los siguientes sustituyentes:
hidrégeno, ciano, =0, alquilo de Cy.3, alcoxi de C;.3, alquilamino de C.g, cicloalquilo de Cs.g,
heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros, fenilo, fenil(C,.3)alquilo, heteroarilo de 5 a 10 miembros,
heteroaril(C,.3)alquilo de 5 a 10 miembros, -COOH, -C(O)NRgR-, -SO,Rs 0 -SO,NRgR7; el alquilo
de Cy.3, alcoxi de C;.3, alquilamino de C .4, cicloalquilo de Cs4, heterocicloalquilo de 3 a 6
miembros, fenilo, fenil(C,.3)alquilo, heteroarilo de 5 a 10 miembros o heteroaril(C;.3)alquilo de 5
a 10 miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R; cuando R, se selecciona de -C(O)NRgR~
0 -SO,NRgR7, Re ¥ R7 junto con el atomo de N al cual se unen pueden formar un heterociclo de
4 a 7 miembros, y el heterociclo de 4 a 7 miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R;

(8) cada R se selecciona independientemente de hidrégeno, halégeno, ciano, hidroxilo,
amino, alquilo de C;.3, alcoxi de C;.3, alquilamino de C1., cicloalquilo de C3¢ 0 heterocicloalquilo
de 3 a 6 miembros, y el alquilo de C;.3, alcoxi de C,_3, alquilamino de C,., cicloalquilo de Cz¢ 0
heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R’;

(9 neslo?2

(10) el anillo A es un anillo de benceno o un anillo de piridina;

(11) el anillo B es un anillo de piridina, un anillo de piridazina, un anillo de pirazina o un

anillo de piridopiridazina; por ejemplo, el anillo B es un anillo de piridina, un anillo de piridazina
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(12) cada Rz es independientemente H, CN, Me u -OCHs.

8. El compuesto de la férmula I, el isbmero cis-trans del mismo, el enantiémero del
mismo, el diasteredmero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del
mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profarmaco del mismo de
conformidad con al menos una de las reivindicaciones 1 a 3, caracterizado porgue satisface una
0 mas de una de las siguientes condiciones:

(1) cuando T; es un &tomo de nitr6geno, T, es un atomo de carbono y R, se selecciona

AN

N ,
EE S
de H, F, Cl, CN, Me, CHF,, CF3, -CH,OH, -CH,OCHj3, , I> 0 ; preferentemente, R,

NN ,
RIS
se selecciona de H, CI, Me, CH,OH, CN, CHF,, CF3, , I> o Y
(2) cada R; es independientemente H, F, Cl, Me, CN, -CH,F, -CF,H, CF3, -OCF;H, -

\
\

CH(CN),, -CH,0OH, -CH,0OCHgs, o I>; preferiblemente, cada R; es independientemente F, Cl,
Me, -CH,F, -CF,H, CF3, CN, -CH(CN),, -CH,OH, -CH,OCHg;, 0 -OCF,H.

9. El compuesto de la férmula I, el isbmero cis-trans del mismo, el enantiémero del
mismo, el diasteredmero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del
mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profarmaco del mismo de
conformidad con al menos una de las reivindicaciones 1 a 3, caracterizado porgue satisface una

0 mas de una de las siguientes condiciones:

T (Ra)n
(1) la porcién estructural es la porcion estructural (1)

// : )\p

/

- Xg X2

s

(Rsa)n

(I1)

en donde

X se selecciona de N o C;

N
i L,
= es Z o 1y, I se seleccionade -~ "™ 0 -~ ;

X, es un atomo de carbono, -NRy¢-, -O- 0 -S(O),-, el atomo de carbono se sustituye por
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uno o dos Ry, independientes, y cada Ry, se selecciona independientemente de hidrégeno, -
ORg, -NRgR7, -NRgCORs, -C(O)NRgR; 0 -SO,NRgR7;

Rs es alquilo de Ci.3, cicloalquilo de Cs;, heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros o
heteroarilo de 5 a 10 miembros, cada uno de los cuales se sustituye opcionalmente por 1 a 3
R’

Rs ¥ R7 son cada uno independientemente hidrégeno, alquilo de C;_3, cicloalquilo de Cj.,
heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros, fenilo, fenil(C,.3)alquilo, heteroarilo de 5 a 10 miembros o
heteroaril(C;.3)alquilo de 5 a 10 miembros, cada uno de los cuales se sustituye opcionalmente
porla3R;

cuando Ry, es -NRgR7, -C(O)NRgR7 0 -SO,NRgR7, R ¢ ¥ R7 junto con el &tomo de N al
cual se unen pueden forman un heterociclo de 4 a 7 miembros, el heterociclo puede contener 1
a 3 heteroatomos como atomos de anillo, los heterodtomos se pueden seleccionar
independientemente de a&tomos de N, O y S, y el heterociclo de 4 a 7 miembros se sustituye
opcionalmente por 1 a 3 R;

cada R4 es independientemente hidrogeno, alquilo de Ci3, cicloalquilo de Csg,
heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros, fenilo, fenil(C,.3)alquilo, heteroarilo de 5 a 10 miembros o
heteroaril(C,.3)alquilo de 5 a 10 miembros, cada uno de los cuales se sustituye opcionalmente
porla3R;

cada R es independientemente hidrégeno, halégeno, ciano, hidroxilo, amino, alquilo de
Ci3, alcoxi de Cy.3, alquilamino de Ci, cicloalquilo de Cs¢ 0 heterocicloalquilo de 3 a 6
miembros, y el alquilo de Cy.3, alcoxi de Cj3, alquilamino de C,4, cicloalquilo de Cz¢ O
heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R’;

cada Ry, es independientemente hidrogeno, oxo, ciano, alquilo de C,.3, -COORg, -CH,-
C(O)NRgR7, -C(O)NRgR7, cicloalquilo de Cz4, heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros o heteroarilo
de 5 a 6 miembros; el alquilo de C,.3, cicloalquilo de C3, heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros
0 heteroarilo de 5 a 6 miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R', y el R' es como se
define de conformidad con al menos una de las reivindicaciones1a2,4a5y 7,

0 dos R4, unidos al mismo atomo de carbono forman conjuntamente un heterociclo
saturado de 3 a 6 miembros, el heterociclo puede contener 1 a 3 heterodtomos como atomos
de anillo, los heteroatomos se pueden seleccionar independientemente de atomos de N, Oy S,
y el heterociclo de 3 a 6 miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R;

nesO0,1,2, 3 04

p y g son cada uno independientemente 0, 1 0 2, y p y g no son ambos 2;

wesO0,1,02;
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T (Ra)n
(2) la porcién estructural es la porcion estructural (l11)

(R4a)
v ,Q\(R4a>v

\‘—e/)
(1

r

en donde
X,esNoC;

X7 | H\
//’/es/o/;y, I es /N\O,/ :

X, es un atomo de carbono sustituido por uno o dos Rg,, -NRye-, -O- 0 -S(O)y-
independientes, y el Ry, es hidrégeno, -ORg, -NRgR7, -NRgCORs5, -NRgSO,Rs, -C(O)NRgR7, -
SO,Rs5 0 -SO;NRgR7;

Rs es alquilo de Ci., cicloalquilo de Cj4, heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros o
heteroarilo de 5 a 10 miembros, cada uno de los cuales se sustituye opcionalmente por 1 a 3
R’

Re Yy R7 son cada uno independientemente hidrégeno, alquilo de C;_3, cicloalquilo de Cz,
heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros, fenilo, fenil(C,.3)alquilo, heteroarilo de 5 a 10 miembros o
heteroaril(C;.3)alquilo de 5 a 10 miembros, cada uno de los cuales se sustituye opcionalmente
porla3R;

cuando Ry, es -NRgR7, -C(O)NRgR7 0 -SO,NR¢R7, R 5 ¥ R7 junto con el &tomo de N al
cual se unen pueden forman un heterociclo de 4 a 7 miembros, el heterociclo puede contener 1
a 3 heteroatomos como atomos de anillo, los heteroatomos se pueden seleccionar
independientemente de atomos de N, O y S, y el heterociclo de 4 a 7 miembros se sustituye
opcionalmente por 1 a 3 R;

el R4 es hidrégeno, alquilo de Cy.3, cicloalquilo de Csg, heterocicloalquilo de 3 a 6
miembros, fenilo, fenil(C,.3)alquilo, heteroarilo de 5 a 10 miembros o heteroaril(C;.3)alquilo de 5
a 10 miembros, cada uno de los cuales se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R;

cada R es independientemente hidrogeno, halégeno, ciano, hidroxilo, amino, alquilo de
C13, alcoxi de Cy.3, alquilamino de Ci, cicloalquilo de Cs¢ 0 heterocicloalquilo de 3 a 6
miembros, y el alquilo de C;.3, alcoxi de Cj3, alquilamino de C,4, cicloalquilo de Cz¢ O
heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R’;

X3S CR4a O N;



10

15

20

25

30

35

12

cada R4, es independientemente hidrégeno, oxo, ciano, alquilo de C;.3, cicloalquilo de
Cs., heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros, fenilo o heteroarilo de 5 a 6 miembros; el alquilo de
C,1.3, cicloalquilo de Cs., heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros, fenilo o heteroarilo de 5 a 6
miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R', y el R' es como se define de conformidad
con al menos una de las reivindicaciones1a?2,4a5y7;

uy v son cada uno independientemente 0, 1, 2, 3, 0 4;

r, s, y t son cada uno independientemente 0, 1, 0 2;

wesO0,1,02;

T (Ra)n
(3) la porcién estructural es la porcion estructural (1V)

—--N NRyq
(Raa)n

(V)

en donde

R4 es hidrégeno, alquilo de Ci3, cicloalquilo de Cs4, heterocicloalquilo de 3 a 6
miembros, fenilo, fenil(C;.3)alquilo, heteroarilo de 5 a 10 miembros o heteroaril(C;.3)alquilo de 5
a 10 miembros, cada uno de los cuales se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R;

cada R es independientemente hidrogeno, halégeno, ciano, hidroxilo, amino, alquilo de
Ci3, alcoxi de C,3, alquilamino de Ci,, cicloalquilo de Cs¢ 0 heterocicloalquilo de 3 a 6
miembros, y el alquilo de Cjy.3, alcoxi de Cj3, alquilamino de C,4, cicloalquilo de Cz¢ O
heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R';

cada R4, es independientemente hidrégeno, ciano, oxo, alquilo de C;.3, cicloalquilo de
Cs., heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros o heteroarilo de 5 a 6 miembros; el alquilo de C;.3,
cicloalquilo de Cgz4, heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros o heteroarilo de 5 a 6 miembros se
sustituye opcionalmente por 1 a 3 R', y el R' es como se define de conformidad con al menos
una de las reivindicaciones1a2,4a5y7;

n se seleccionade 0, 1, 2, 3, 0 4;

o (Ra)n
(4) la porcién estructural es la porcion estructural (V)
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(V)

en donde

X, es un atomo de carbono sustituido por uno o dos Ry, u -O- independientes,

cada Ry, es independientemente hidrégeno, ciano, alquilo de C;.3, cicloalquilo de Cs.,
heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros o heteroarilo de 5 a 6 miembros, 0 dos Ry, unidos al mismo
atomo de carbono forman conjuntamente un grupo oxo(C=0); el alquilo de Cj_3, cicloalquilo de
Cs, heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros o heteroarilo de 5 a 6 miembros se sustituye
opcionalmente por 1 a 3 R', y el R' es como se define de conformidad con al menos una de las
reivindicaciones 1a2,4a5y7,

uy v se seleccionan cada uno independientemente de 0, 1, 2, 3, 0 4;

r se seleccionade0o01;y

T (Ra)n
(5) la porcién estructural es la porcion estructural (VI)

(R4a)u NR4C

---N N (Raa)v

(V1)

en donde

el anillo E es un anillo de cicloalquilo saturado de 5 a 6 miembros, un anillo de benceno
o un anillo de heteroarilo de 5 a 6 miembros;

cada R4, es independientemente hidrégeno, oxo, halégeno, ciano, alquilo de Ci.s,
cicloalquilo de Czg4, heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros o heteroarilo de 5 a 6 miembros; el
alquilo de Cy.3, cicloalquilo de Cs.¢, heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros o heteroarilo de 5 a 6
miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R', y el R' es como se define de conformidad
con al menos una de las reivindicaciones1a?2,4a5y7;

R4 es hidrégeno, alquilo de Cj.3, cicloalquilo de C;¢ 0 heterocicloalquilo de 3 a 6
miembros; preferentemente, Ry es hidrégeno;

uy v son cada uno independientemente 0, 1, 2, 3, 0 4.
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10. El compuesto de la formula I, el isbmero cis-trans del mismo, el enantiémero del
mismo, el diasteredmero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del
mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profarmaco del mismo de
conformidad con la reivindicacion 9, caracterizado porque satisface una o mas de una de las

siguientes condiciones:

{
/ p N
i (Raa) >
RS iy “L‘/ Xo
q -N ) ab ‘é’f
(1) la porcién estructural (I1) (Raa)n es P , (Raa)n
\\NL/YO \\f\fo
NR NR
e e
(R4a)n 0 (R4a)n :
o
(R4\a)u Sx, (R@?&NR
’ L 4c
/_ XB,W(R%\)V __N/\ N4J\)t(R4a)V
) )

(2) la porcién estructural (I11) es r ,

Q (Raa)u (Raau 0
sX
(Rf)u NR4C ‘g(* (R4a)v _ <\‘{\):H\)2(R4a)v (Rﬁ%NRM

NN Raa --N ERNIPARE - @Nmt(ma)v
), 1 o 1 o o ), ;
(ma) (R4a)uo (F;‘la)u s
¢ {)TRMV BIVA R GINY
preferentemente it , h 0
(Raa)u X2 (Raa)y ek S~
/;Y@ INVA R Sl R
q —
(3) la porcion estructural (V) es O
BNARNG

%'\H (Raa)v
e} )



o)
Raadu ) —NRuc Q
( 4) 4 (R/@J?;NH
---N N (Raalv --N N@(R4a)v
(4) la porcién estructural (V1) / es N/ — ,
0)
Q Q (Raa)u NH
N 4alv / 4alv
o / (Raa)v o 4@ --N N@
N Ng | N N N | NEAR W |
@) @)
-\ N‘C/(R%l)v L N@(RA@)V
_/ N

(5) cada R4, es independientemente H, =O, -F, -Cl, -Me, -i-Pr, -t-Bu, -CH,CH(CHys),, -
COOH, -CN, -CH,CN, -CH,0OH, -(CH,),0OH, -CH,OCHg;, -CONH,, -CONHCH3;, -CON(CHj3),, -

CONHCH,CHs, -CH,CONHCH,CHs, EO, 0 > Q? L SNA
o “~ N . cl ©\
- T o U, O,

(6) cada Ry, es independientemente H, =O, -OCHg, -NMe,, -NHCOCHj3, -NHSO,CHj, -

~~_N
VJ
SO,Me, -COOH, -CONH,, -CONHCH3, -CON(CHa);, -CONHCH,CHs, -SO,NHCH3, NS~

“_o R R R ~._N ~._N - N
- 17 Tv o F0 T Ty

H

H ~. _N H
g N N /< N I 7O <~ _N
O b l.)r \E':IN i) Tor\E;/N 1 To‘r \E;IN{F’ N\Y O /\’CN>1 Tor )

~ /
Ty Y LGN s ™% ¢
(e} _N O _N (@] = (o] N~ e} (0] N\/CF3
(0]
H (\O (\gzo
i : L L
IS O S TN G (e .
F (o] (0] \ (e} (@] (@]
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(7) cada R4 es independientemente H, -Me, -Et, -i-Pr, -CF3, -CHF,, -CH,CF3, -CH,CF;H,
-CH,CN, -(CH,)2CN, -(CH3)3CN, -(CH2),NH3, -(CH,),0OH, -(CH,),OCHjs, -(CH;)30OCHg3;, -COCHjs,

_COCH(CHs),, -SO,NHCHs, -SO,CHs, Ao CN{ EO, D) > Q
~ ~ . ANGFAN \\‘/\N -
O Cen, M L a0 0

//\/\©\COOH’ \\©’ \\©\l’ \\J\l//:j, \\'L/\E:N, \\L/\(’\D(Fi
O \E\\IN
o N

e s S T

11. El compuesto de la férmula I, el isomero cis-trans del mismo, el enantiomero del

)
CN
’

,Ll/} .

N \

T
\
)

’
’
Z\ Z

—Z.

mismo, el diastereémero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del
mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profarmaco del mismo de
conformidad con la reivindicacion 9, caracterizado porque satisface una o mas de una de las

siguientes condiciones:

\

[/ : lp S ?
___Xl\ X2 (Raa)n (Raan R N§
Mq - —N</>< Rao ‘N\ ‘l;bzm L/

(1) la porcién estructural (1) (Raan  es Rap | , (Raa)n
] ~ O © ~ O
A °N X N
A N ONR L/ NR NRac NR
[\/O L/\/ 4c /v Ac 4c
(Raadn , (R4a)n , (R4a)n , (R4a)n 0 (R4a)n
Y Th— 4alu NR,,
- ) -N N— (R4a)v
(2) la porcion estructural (Il r es —/ :

(Raa)y (Raa)u /—0Q
©) (R4a)u
(R4a)u NR4C /\‘@(R%)v N/\ N—\ MX

--N

> o 4alv
e P Rua — — —

O @] O



10

15

20

25

30

35

17

O]
(WNR% (W‘ézo <R4% (Raadu
- >Z . A< T Raa . \ﬂ
N, gNX<R4a>V AT R A N * N NRae
o] , o] , o , o ,
(R4adu —0O (Raa)u NR4c (Raa)u \S;O o
\‘(\> \{\> X (Feﬁl‘-,ﬂ?—NR4c
- N_/ - N_/ - N
4 g R g (Raa)y \ (Raa)v :\ N
- N_/ R a)
o , O ’ O 0 \ ( 4 V;
(R4a)u
/_ S X2
4 ~__

___X]t\ ngy)t (R4a)v
preferentemente, la  porciébn  estructural  (lll) )r es
5 o <R4\a>u (R;i,(o

R (Raa)u NR4c / T (Raaly
( 4\a)u N>R4c \ \ --N N— -°N N (Rad)
Va / \ g \ g 4alv
N _N\ /N_\(R4a)v 1 -N \(R4a)v , 9] , O
(Raa)u /—NRy¢
__N\ gN (R4a)v
s} O

(3) cada Ry, es independientemente H, =0, -F, -Me, -i-Pr, -t-Bu, -CH,CH(CHy3),, -COOH,

% ‘\T‘/o%
_CN, -CH,OH, -CONH,, ~-CONHCH,CHs, -CON(CHs),, -CH,CONHCH,CHs, > N

. - cl
o,
N 0 '

’ )

(4) cada Ry, es independientemente H, -OCHjz; -NMe;, -NHCOCHj;, -COOH, -

H
~« N

o= T

o
4<
o=
P4
<(
o:\'l
ZT
js!
o
=z
O

CONHCH,CH3;, -SO,;NHCH3,

(6] (e} N o \NI
H O/ F o/
N H H H H
H T( N\ N N N
N//< N~ F \O T( = ﬂ/ X n/ SN W A
re Tl oW T T T T
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(5) cada Ry es independientemente H, -Me, -CH,CF3, -CH,CN, -(CH;)3CN, -(CH,)>NH,,

-(CH,),0H, ~(CH),OCHs, -(CH,)s0CHs, -SO,CHs, -COCHs, “/Lo/, CN{ <>°
s s e S W e SN o =)
\\l>, /\QE, \\/\N\DLF'F, /\Tj{l}' /\/\©\CI /\/\©\CN'

SN
: IS T
’\/\@\ N N~p )\F |
COOH,, \ \ F .0 N,

12. El compuesto de la féormula |, el isémero cis-trans del mismo, el enantiomero del
mismo, el diastereémero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del
mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profarmaco del mismo de
conformidad con al menos una de las reivindicaciones 1 a 3, caracterizado porgue satisface una

0 mas de una de las siguientes condiciones:
F_F
@ EF) Ecil @ é

|
’ )

(1) la unidad estructural se selecciona de
F
CF,4 OCF,H OCF; AN F A F A F
i i t F F
AN NN
N
F Cl 4 7
I I I I I I I I
I y ] y I y | y | y | y | y |

CH(CN), 3 CH,OH CH,OCH3

3. L

Vo preferentemente, la unidad estructural se selecciona de , ,
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@éé@éé@@@@%ﬁ

CH,OCHj OCF,H

o i

(2) el anillo D es |:, Q L NH, NH , ;

- o < - - N/ﬁ \N/}NH N Y
oF 0 L oo@ (LR S e
IR e IR INSS) 03 @ <0

LN . . . . .
0 v D D e T
preferiblemente, el anillo D es |:, , / , I\/ ) NH,

" N N T F R N N NH N NH
G, O QU o oo o0
h ) \N/ﬁ ™ PN o N N N o N

SRS L R R R GRS S
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(3) cada R4 es independientemente H, F, Cl, =O, -Me, -COOH, -Et, -i-Pr, -t-Bu, -
CH,CH(CHy3),, -CF3, -CHF,, -CH,CF3, -CH,CF,, -CN, -CH,CN, -(CH,),CN, -(CH,)sCN, -CH,OH,
-(CH3),0H, -CH,0CHjs, -OCHj3, -NMe,, -NHCOCH3, -NHSO,CHj3, -SO,Me, -CONH,, -CONHCHg,
-CON(CHj3),, -CONHCH,CHg3, -SO,NHCHj3, -COCH(CHj3),, -CONHCH,CHg, -CH,CONHCH,CH3,

NG NG [o
'(CH2)2NH2, '(CHz)zoCH3, '(CH2)3OCH3, -COCHg, \‘/N\/, /\’/ y I>, \‘/A7 h )
\E\\IN
N

=T o WO I e L g S VN

‘o “ O U ﬂ SeRye o] O ©

0o e, 1O T T
CP L § “g“w 10 o e

@]

g N Ll H 1 1
H \WH\@ H H\/@ H H o~ P
N~ F \ I S NN T N T N Ny
ro oo DR rOL T Ty

\

oD H - K ~_N H
KN@ \gNEO \g chpa r \/\'\O{ gm\/\oL VD
(0]
e 5
RO G G G U e & S
/\/©/ /\/©/COOH N /\©< /\ QL
PN

H ; preferiblemente, cada R; es independientemente H, F, =O, -Me, -i-Pr, -t-Bu, -
CH,CH(CHj3),, -OCHgs, -(CH,),0OCHjs, -(CH,)3sOCHg;, -NMe,, -COOH, -CN, -CH,CN, -CH,OH, -

o=
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CONH_, -CONHCHjg, -CONHCH,CHj3, -CON(CHj3),, -CH,CONHCH,CH3;, -NHCOCHg3, -CH,CF;,

- O\ o)
-(CH,)2NH,, -(CH,),0H, -SO,CHj3, -SO,NHCHg3s, -(CH,)3;CN, -COCHg, Y , /'A, L ,

AT D O e, W

[N

N = N e~ N cl CN
| /E [ /\/©/ /\/©/
F)\F ~. \N \\‘)\\N \Q) Ny -

o N _N 0O — N~ N
N H (\
(@]
H AN ~. _N
N = ,< N = F g\@ W - N\) /\Q <N F
ree el W TR T S O
T
|

13. El compuesto de la formula I, el isémero cis-trans del mismo, el enantiémero del
mismo, el diasteredmero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del
mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profarmaco del mismo de
conformidad con al menos una de las reivindicaciones 1 a 3, caracterizado porgue satisface una
0 mas de una de las siguientes condiciones:

(Ro

-~ N - - N7
T\z ’{i Y. u\g -
(1) la unidad estructural R se selecciona de , , ,
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- - (]
w w b}
| v/@ | ,
L —2Z w |
N\J\\ =N\ 1@/ i o
\ \ = N -
z=z =z = Tﬂ.\/\Tz o
0 - w - z=z
z \ —
A y ” g
T4
S A A g
\
z2=zZ zZ=Z m
]
- - 0
o~z ! w _ T @
\ N | (@) o
=~z T \J\\ .%
z=z z =
. z=z 5
w
- ©
a4 | w e
T \ N ! o ]
=~ N, L LL C
z=z Zz' X0 <)
, - £
L /-z i - I=
\ w o
SS N\J\ ' w 0]
“—
,NuN T4 N\J\F o
L o
, - /N“N - -
g Z | L
\ — . " ! w
~ 2 / C 1 L [N \F
\
z=z N{F 4 W L
\ z=z
-0 - z=Z
o
\ -
N —
N, =7\ ] 2 \N\
z=z \ -
_ z=z
zZ=Z
w - - 0w ©
F/ﬂ L ! "
(@) \ [3) T4
Z'X 7 Sz
Z'N \_ /
v z=z z=z
z=z
- w ) w B
= ” ” I z-0
[T = W /
A N A
\ \
z=z z=z ,NHN
o Lo o
— — N

25

selecciona de

35
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F }-0
CI 1 CI 1 b CF3 b OH b 1 F 1 1 1
F
E
F

NNy N\
N~y N-p

\ 0 o

N=
N= N=N x
(2) la porcion estructural (Ra)m es , @ ) U , &N '

N=N NN N=N
B Yol A Ve
(e} N// o \ /N

N=N
§\J'
) \ , , ; preferentemente, la porcién estructural
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14. El compuesto de la formula |, el isbmero cis-trans del mismo, el enantiémero del
mismo, el diasteredmero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del
mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profarmaco del mismo de
conformidad con al menos una de las reivindicaciones 1 a 13, caracterizado porque
el compuesto de la formula | es un compuesto de la férmula I-A:

R1

NLA‘? (Rea)u >—NRqc

NR

~— 4c Va >

@(R4)n / """ N \ N_\(R4a)

en donde es (Raa)n , / v 0

=
----- N VN Raae

R1, R2, R4a, Rac, U, v, ny el anillo E son como se definen de conformidad con al menos
una de las reivindicaciones 9 a 11.

15. El compuesto de la férmula I, el isomero cis-trans del mismo, el enantiomero del
mismo, el diastereémero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del
mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profarmaco del mismo de
conformidad con la reivindicacion 14, caracterizado porque satisface una o mas de una de las

siguientes condiciones:

“\N (@)
L\/NR4C
(1) en (Raa)n , Rac €s hidrégeno, alquilo de C.3, cicloalquilo de C3, heteroarilo de

5 a 10 miembros, heteroaril(C;.3)alquilo de 5 a 10 miembros o heterocicloalquilo de 3 a 6
miembros;

en Ry, el alquilo de C,3 se sustituye opcionalmente por 1 a 3 sustituyentes
seleccionados independientemente: haldégeno, ciano, hidroxilo, amino, alquilo de C;_3, alcoxi de
Ci3, alquilamino de Ci4, cicloalquilo de Csg, heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros o

heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros sustituido por 1 a 3 halégenos;
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en Ry, el heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3
grupos alquilo de Cy_3;
en Ry, el heteroarilo de 5 a 10 miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3
sustituyentes seleccionados independientemente: alquilo de C,.3 0 haloalquilo de C,.3;
en Ry, el heteroaril(Cy.z)alquilo de 5 a 10 miembros se sustituye opcionalmente por 1 a

3 sustituyentes seleccionados independientemente: haldégeno, ciano o alcoxi de Cy.3;

O
(R4alu2\~N>R4c
N/\ .

L NN R,),

(2) en , Ra4c €s hidrégeno, alquilo de Cy.3, cicloalquilo de Cz¢ 0
heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros;
O
(Raa) NRyc
N/_ N (R4a)
""" 4alv
(3) en 7 , R4c s hidrégeno;
N (0]
L/\/NR4C
(4) en (Raa)n , cada Ry, es independientemente hidrogeno, oxo, alquilo de C;3 0

COOH, ynesO0,1 o 2; preferentemente, n es 0;
@)
(R4eiu2\~NR4c
N/\ ' N
""" R
(5) en \ / ( 4a)v

, cada R4, es independientemente hidrégeno, oxo, alquilo de
C1.3, cicloalquilo de Cz, fenilo o heteroarilo de 5 a 6 miembros;

en Ry, el alquilo de C;.3 se sustituye opcionalmente por 1 a 3 grupos alquilo de Cy.3;

en Ry, €l heteroarilo de 5 a 6 miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3 grupos
alquilo de Cy.3;

en Ry, el fenilo se sustituye opcionalmente por 1 a 3 halégenos;

ueso;

ves0o01;

preferentemente, R4, es hidrégeno o alquilo de C..3, y el alquilo de C,.3 se sustituye
opcionalmente por 1 a 3 grupos alquilo de Cy.3; y

(@)
(R4a) NR4c

/
""" N N (R4a)v ) ) )
(6) en / , cada R4, es independientemente hidrégeno o halégeno;

ues0,yvesO0o 1, preferiblemente, ues 0,y vesO0.
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16. El compuesto de la formula I, el isbmero cis-trans del mismo, el enantiémero del
mismo, el diasteredmero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del
mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profarmaco del mismo de
conformidad con la reivindicacion 1, caracterizado porque

el compuesto de la formula | se selecciona de los siguientes compuestos:
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17. Una composicién farmacéutica, caracterizada porque comprende el compuesto de
la formula |, el isémero cis-trans del mismo, el enantiomero del mismo, el diastere6mero del
mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del mismo, la sal
farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profarmaco del mismo de conformidad con al
menos una de las reivindicaciones 1 a 16; preferentemente, la composicién farmacéutica
comprende ademas uno o mas de un portador, diluyente o excipiente farmacéuticamente
aceptable.

18. Un uso del compuesto de la formula I, el isomero cis-trans del mismo, el enantiémero
del mismo, el diasteredmero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato
del mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profarmaco del mismo de
conformidad con al menos una de las reivindicaciones 1 a 16, o la composicién farmacéutica de
conformidad con la reivindicacion 17, el uso se selecciona de:

(1) fabricacion de un modulador de receptor a5-GABA,;

(2) fabricacién de un medicamento para tratar o prevenir una enfermedad relacionada
con un receptor a5-GABA,;

(3) fabricacion de un medicamento para tratar o prevenir las siguientes enfermedades:
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dolor, enfermedad de Alzheimer, demencia por infarto mdultiple y derrame cerebral.



