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REIVINDICACIONES
1. Un compuesto de la fórmula I, un isómero cis-trans del mismo, un enantiómero del 

mismo, un diastereómero del mismo, un racemato del mismo, un solvato del mismo, un hidrato 

del mismo, una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o un profármaco del mismo, 
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en donde

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

miembros;

cada R1 se selecciona independientemente de hidrógeno, halógeno, ciano, alquilo de 

C1-6, alcoxi de C1-6, alquilamino de C1-6, cicloalquilo de C3-6 o heterocicloalquilo de 3 a 6 

miembros, y el alquilo de C1-6, alcoxi de C1-6, alquilamino de C1-6, cicloalquilo de C3-6 y/o 

heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros se sustituyen opcionalmente por 1 a 3 R';

cada R' se selecciona independientemente de hidrógeno, halógeno, hidroxilo, amino, 

ciano, metilo, ciclopropilo o metoxi;

k es 0, 1, 2, o 3;

T1 y T2 se seleccionan cada uno independientemente de un átomo de carbono o un 

átomo de nitrógeno;

R2 se selecciona de hidrógeno, halógeno, ciano, alquilo de C1-3, alcoxi de C1-3, 

alquilamino de C1-6, cicloalquilo de C3-6, heterocicloalquilo 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 -CH2-O-, -CH=CH-, o -CH2-NH-;

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

miembros;

cada R3 se selecciona independientemente de hidrógeno, halógeno, ciano, alquilo de 

C1-6, alcoxi de C1-6, alquilamino de C1-6, cicloalquilo de C3-6 o heterocicloalquilo de 3 a 6 

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

m es 0, 1, 2, o 3;

el anillo D se selecciona de un anillo de heterocicloalquilo de 4 a 14 miembros;
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cada R4 se selecciona independientemente de hidrógeno, halógeno, ciano, =O, -R5, -

OR6, -COOR6, -C(O)R5, -NR6R7, -NR6COR5, -NR6SO2R5, -CH2-C(O)NR6R7, -C(O)NR6R7, -

SO2R6 o -SO2NR6R7;  

R5 se selecciona de alquilo de C1-6, cicloalquilo de C3-6, heterocicloalquilo de 3 a 6 

miembros, arilo de 6 a 10 miembros, aril(C1-3)alquilo de 6 a 10 miembros, heteroarilo de 5 a 10 

miembros o heteroaril(C1-3)alquilo de 5 a 10 miembros, cada uno de los cuales se sustituye 

opcionalmente por 1 a 3 R;

R6 y R7 se seleccionan cada uno independientemente de hidrógeno, hidroxilo, amino, 

ciano, alquilo de C1-6, alcoxi de C1-6, alquilamino de C1-6, cicloalquilo de C3-6, heterocicloalquilo 

de 3 a 6 miembros, arilo de 6 a 10 miembros, aril(C1-6)alquilo de 6 a 10 miembros, heteroarilo 

de 5 a 10 miembros o heteroaril(C1-6)alquilo de 5 a 10 miembros, cada uno de los cuales se 

sustituye opcionalmente por 1 a 3 R;

cuando R4 se selecciona de -NR6R7, -C(O)NR6R7 o -SO2NR6R7, R 6 y R7 junto con el 

átomo 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 hidrógeno, halógeno, ciano, hidroxilo, 

amino, -COOH, alquilo de C1-6, alcoxi de C1-6, alquilamino de C1-6, cicloalquilo de C3-6 o 

heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros, y el alquilo de C1-6, alcoxi de C1-6, alquilamino de C1-6, 

cicloalquilo de C3-6 o heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3 

R';

n es 0, 1, 2, 3, 4, 5, o 6.

2. El compuesto de la fórmula I, el isómero cis-trans del mismo, el enantiómero del 

mismo, el diastereómero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del 

mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profármaco del mismo de 

conformidad con la reivindicación 1, caracterizado porque el anillo A se selecciona de un anillo 

de benceno o un anillo de heteroarilo de 5 a 6 miembros;

cada R1 se selecciona independientemente de hidrógeno, halógeno, ciano, alquilo de 

C1-6, alcoxi de C1-6, alquilamino de C1-6, cicloalquilo de C3-6 o heterocicloalquilo de 3 a 6 

miembros, y el alquilo de C1-6, alcoxi de C1-6, alquilamino de C1-6, cicloalquilo de C3-6 y/o 

heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros se sustituyen opcionalmente por 1 a 3 R';

cada R' se selecciona independientemente de hidrógeno, halógeno, hidroxilo, amino, 

ciano, metilo, ciclopropilo o metoxi;

k es 0, 1, 2, o 3;

T1 y/o T2 se seleccionan cada uno independientemente de un átomo de carbono o un 

átomo de nitrógeno;

R2 se selecciona de hidrógeno, halógeno, ciano, alquilo de C1-3, alcoxi de C1-3, 
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alquilamino de C1-6, cicloalquilo de C3-6 o heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros, cada uno de los 

cuales se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R';

L se selecciona de -CH2-O-, -CH=CH-, o -CH2-NH-;

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

miembros;

cada R3 se selecciona independientemente de hidrógeno, halógeno, ciano, alquilo de 

C1-6, alcoxi de C1-6, alquilamino de C1-6, cicloalquilo de C3-6 o heterocicloalquilo de 3 a 6 

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

m es 0, 1, 2, o 3;

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

el anillo D se puede sustituir por uno o más de un R4 independiente, y cada R4 se 

selecciona independientemente de hidrógeno, halógeno, ciano, =O, -R5, -OR6, -COOR6, -

C(O)R5, -NR6R7, -NR6COR5, -NR6SO2R5, -C(O)NR6R7, -SO2R6 o -SO2NR6R7;

R5 se selecciona de alquilo de C1-6, cicloalquilo de C3-6, heterocicloalquilo de 3 a 6 

miembros, arilo de 6 a 10 miembros, aril(C1-3)alquilo de 6 a 10 miembros, heteroarilo de 5 a 10 

miembros o heteroaril(C1-3)alquilo de 5 a 10 miembros, cada uno de los cuales se sustituye 

opcionalmente por 1 a 3 R;

R6 y/o R7 se seleccionan cada uno independientemente de hidrógeno, hidroxilo, amino, 

ciano, alquilo de C1-6, alcoxi de C1-6, alquilamino de C1-6, cicloalquilo de C3-6, heterocicloalquilo 

de 3 a 6 miembros, arilo de 6 a 10 miembros, aril(C1-6)alquilo de 6 a 10 miembros, heteroarilo 

de 5 a 10 miembros o heteroaril(C1-6)alquilo de 5 a 10 miembros, cada uno de los cuales se 

sustituye opcionalmente por 1 a 3 R;

cuando R4 se selecciona de -NR6R7, -C(O)NR6R7 o -SO2NR6R7, R 6 y R7 junto con el 

átomo 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 hidrógeno, halógeno, ciano, hidroxilo, 

amino, alquilo de C1-6, alcoxi de C1-6, alquilamino de C1-6, cicloalquilo de C3-6 o heterocicloalquilo 

de 3 a 6 miembros, y el alquilo de C1-6, alcoxi de C1-6, alquilamino de C1-6, cicloalquilo de C3-6 o 

heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R';

n es 0, 1, 2, 3, 4, 5, o 6.

3. El compuesto de la fórmula I, el isómero cis-trans del mismo, el enantiómero del 

mismo, el diastereómero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del 

mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profármaco del mismo de 

conformidad con la reivindicación 1, caracterizado porque satisface una o más de una de las 

siguientes condiciones:

(1) R2 es heteroarilo de 5 a 6 miembros;
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(2) cada R4 es independientemente -CH2-C(O)NR6R7; y

(3) cada R es independientemente COOH.

4. El compuesto de la fórmula I, el isómero cis-trans del mismo, el enantiómero del 

mismo, el diastereómero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del 

mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profármaco del mismo de 

conformidad con al menos una de las reivindicaciones 1 a 3, caracterizado porque satisface una 

o más de una de las siguientes condiciones:

(1) en el anillo A y R2, el heteroátomo en el heteroarilo de 5 a 6 miembros se selecciona 

de 1, 2 o 3 tipos de N, O y S, y el número del heteroátomo es 1, 2 o 3; 

(2) en el anillo B, R5, R6 y R7, el heteroátomo en el heteroarilo de 5 a 10 miembros se 

selecciona de 1, 2 o 3 tipos de N, O y S, y el número del heteroátomo es 1, 2 o 3;

(3) en R1, R', R2, R3, R4 y R, el halógeno es independientemente flúor, cloro, bromo o 

yodo;

(4) en R1, R3, R5, R6, R7 y R, el alquilo de C1-6 es independientemente metilo, etilo, n-

propilo, isopropilo, n-butilo, isobutilo, sec-butilo o terc-butilo;

(5) en R2, el alquilo de C1-3 es independientemente metilo, etilo, n-propilo o isopropilo;

(6) en R1, R3, R6, R7 y R, el alcoxi de C1-6 es independientemente metoxi, etoxi, n-propoxi, 

isopropoxi, n-butoxi, isobutoxi, sec-butoxi o terc-butoxi; preferentemente metoxi;

(7) en R2, el alcoxi de C1-3 es independientemente metoxi, etoxi, n-propoxi o isopropoxi;

(8) en R1, R2, R3, R6, R7 y R, el alquilamino de C1-6 es independientemente -NHCH3, -

N(CH3)2, -NHCH2CH3, -N(CH3)CH2CH3, -N(CH2CH3)2, -NHCH2CH2CH3, -NHCH(CH3)2 o -

NHCH2CH2CH2CH3, preferentemente -NMe2;

(9) en R1, R2, R3, R6, R7 y R, el cicloalquilo de C3-6 es independientemente ciclopropilo, 

ciclobutilo, ciclopentilo o ciclohexilo; 

(10) en R1, R2, R3, R6, R7 y R, el heteroátomo en el heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros 

se selecciona de 1, 2 o 3 tipos de N, O y S, y el número del heteroátomo es 1, 2 o 3;

(11) en el anillo D, el heterocicloalquilo de 4 a 14 miembros es un grupo monocíclico, 

bicíclico o tricíclico saturado o semi-saturado que tiene 1, 2, 3 o 4 heteroátomos seleccionados 

de 1, 2 o 3 tipos de N, O y S, en donde el anillo unido directamente al anillo B no es aromático; 

preferentemente, en el anillo D, el heterocicloalquilo de 4 a 14 miembros es un grupo 

monocíclico, bicíclico o tricíclico saturado que tiene 1, 2, 3 o 4 heteroátomos seleccionados de 

1, 2 o 3 tipos de N, O y S;

(12) cuando R6 y R7 junto con el átomo 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 monocíclico o 

bicíclico saturado que tiene 1, 2 o 3 heteroátomos seleccionados de 1, 2 o 3 tipos de N, O y S; 

y
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(13) en R5, R6 y R7, el arilo de 6 a 10 miembros es independientemente fenilo o naftilo.

5. El compuesto de la fórmula I, el isómero cis-trans del mismo, el enantiómero del 

mismo, el diastereómero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del 

mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profármaco del mismo de 

conformidad con al menos una de las reivindicaciones 1 a 3, caracterizado porque satisface una 

o más de una de las siguientes condiciones:

(1) en el anillo A y R2, el heteroarilo de 5 a 6 miembros es piridilo o isoxazolilo;

(2) en el anillo B, R5, R6 y R7, el heteroarilo de 5 a 10 miembros es piridilo, piridazinilo, 

pirazinilo o piridopiridazinilo;

(3) en R1, R', R2, R3, R4 y R, el halógeno es independientemente flúor o cloro;

(4) en R2, el alquilo de C1-3 es independientemente metilo;

(5) en R1, R2, R3, R6, R7 y R, el alquilamino de C1-6 es independientemente -NMe2;

(6) en R1, R2, R3, R6, R7 y R, el cicloalquilo de C3-6 es independientemente ciclopropilo;

(7) en R1, R2, R3, R6, R7 y R, el heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros es oxetanilo, 

pirrolidinilo, tetrahidrofuranilo, morfolinilo, tetrahidropiranilo o piperidinilo;

(8) en el anillo D, el heterocicloalquilo de 4 a 14 miembros es  
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(9) cuando R6 y R7 junto con el átomo de N al cual se unen pueden formar un heterociclo 

de 4 a 7 miembros, el heterociclo de 4 a 7 miembros es 

N
O ; y

(10) en R5, R6 y R7, el arilo de 6 a 10 miembros es independientemente fenilo.

6. El compuesto de la fórmula I, el isómero cis-trans del mismo, el enantiómero del 
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mismo, el diastereómero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del 

mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profármaco del mismo de 

conformidad con al menos una de las reivindicaciones 1 a 3, caracterizado porque satisface una 

o más de una de las siguientes condiciones:

(1) cada R1 es independientemente hidrógeno, halógeno, ciano, alquilo de C1-3, alcoxi 

de C1-3 o cicloalquilo de C3-6, y el alquilo de C1-3, alcoxi de C1-3 o cicloalquilo de C3-6 se sustituye 

opcionalmente por 1 a 3 R';

(2) k es 0, 1 o 2;

(3) R2 se selecciona de hidrógeno, halógeno, ciano, alquilo de C1-3, cicloalquilo de C3-6 

o heteroarilo de 5 a 6 miembros, cada uno de los cuales se sustituye opcionalmente por 1 a 3 

R';

(4) cuando T1 es un átomo de nitrógeno, T2 es un átomo de carbono, 

N

N T2

T1

R2  es 

N

N

N

R2 , R2 se selecciona de hidrógeno, halógeno, ciano, alquilo de C1-3, alcoxi de C1-3, 

alquilamino de C1-6, cicloalquilo de C3-6 o heteroarilo de 5 a 6 miembros, cada uno de los cuales 

se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R';

(5) cuando T1 es un átomo de carbono, T2 es un átomo de nitrógeno, 

N

N T2

T1

R2  es 

N

N N

R2 ; R2 se selecciona de alquilo de C1-3, cicloalquilo de C3-6 o heteroarilo de 5 a 6 miembros, 

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

(6) cada R3 es independientemente hidrógeno, halógeno, ciano, alquilo de C1-3 o alcoxi 

de C1-3, cada uno de los cuales se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R';

(7) m es 0 o 1;

(8) cada R4 se selecciona independientemente de hidrógeno, halógeno, ciano, =O, 

alquilo de C1-3, alcoxi de C1-3, alquilamino de C1-6, cicloalquilo de C3-6, heterocicloalquilo de 3 a 

6 miembros, fenilo, fenil(C1-3)alquilo, heteroarilo de 5 a 10 miembros, heteroaril(C1-3)alquilo de 
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5 a 10 miembros, -COOH, -CH2-C(O)NR6R7, -C(O)NR6R7, -SO2R6 o -SO2NR6R7; el alquilo de 

C1-3, alcoxi de C1-3, alquilamino de C 1-6, cicloalquilo de C3-6, heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros, 

fenilo, fenil(C1-3)alquilo, heteroarilo de 5 a 10 miembros o heteroaril(C1-3)alquilo de 5 a 10 

miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R; cuando R4 se selecciona de -C(O)NR6R7 o -

SO2NR6R7, R6 y R7 junto con el átomo 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) R6 y R7 son cada uno independientemente hidrógeno, alquilo de C1-6, cicloalquilo de 

C3-6, heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros, fenilo, fenil(C1-3)alquilo, heteroarilo de 5 a 10 

miembros o heteroaril(C1-3)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 hidrógeno, halógeno, ciano, hidroxilo, 

amino, -COOH, alquilo de C1-3, alcoxi de C1-3, alquilamino de C1-6, cicloalquilo de C3-6 o 

heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros, y el alquilo de C1-3, alcoxi de C1-3, alquilamino de C1-6, 

cicloalquilo de C3-6 o heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3 

R';

(11) n es 0, 1, 2, 3, o 4;

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

(13) L es -CH2-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 -OCH3.

7. El compuesto de la fórmula I, el isómero cis-trans del mismo, el enantiómero del 

mismo, el diastereómero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del 

mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profármaco del mismo de 

conformidad con al menos una de las reivindicaciones 1 a 3, caracterizado porque satisface una 

o más de una de las siguientes condiciones:

(1) cada R1 es independientemente halógeno, ciano, alquilo de C1-3 o alcoxi de C1-3, y el 

alquilo de C1-3 y/o alcoxi de C1-3 se sustituyen opcionalmente por 1 a 3 R'; cada R' es 

independientemente hidrógeno, halógeno, hidroxilo, ciano o metoxi; por ejemplo, cada R' es 

independientemente hidrógeno, halógeno o hidroxilo;

(2) k es 1;

(3) R2 se selecciona de hidrógeno, halógeno, ciano, alquilo de C1-3 o cicloalquilo de C3-

6, cada uno de los cuales se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R';
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(4) cuando T1 es un átomo de nitrógeno, T2 es un átomo de carbono, 

N

N T2

T1

R2  es 

N

N

N

R2 , R2 se selecciona de hidrógeno, halógeno, ciano, alquilo de C1-3, alquilo de C1-3 

sustituido por ciclopropilo o hidroxilo, o heteroarilo de 5 a 6 miembros sustituido por alquilo de 

C1-3;

(5) cuando T1 es un átomo de carbono, T2 es un átomo de nitrógeno, 

N

N T2

T1

R2  es 

N

N N

R2 , R2 se selecciona de Me o CHF2; preferentemente, R2 es Me;

(6) m es 0;

(7) cada R4 se selecciona independientemente de los siguientes sustituyentes: 

hidrógeno, ciano, =O, alquilo de C1-3, alcoxi de C1-3, alquilamino de C1-6, cicloalquilo de C3-6, 

heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros, fenilo, fenil(C1-3)alquilo, heteroarilo de 5 a 10 miembros, 

heteroaril(C1-3)alquilo de 5 a 10 miembros, -COOH, -C(O)NR6R7, -SO2R6 o -SO2NR6R7; el alquilo 

de C1-3, alcoxi de C1-3, alquilamino de C 1-6, cicloalquilo de C3-6, heterocicloalquilo de 3 a 6 

miembros, fenilo, fenil(C1-3)alquilo, heteroarilo de 5 a 10 miembros o heteroaril(C1-3)alquilo de 5 

a 10 miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R; cuando R4 se selecciona de -C(O)NR6R7 

o -SO2NR6R7, R6 y R7 junto con el átomo 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 hidrógeno, halógeno, ciano, hidroxilo, 

amino, alquilo de C1-3, alcoxi de C1-3, alquilamino de C1-6, cicloalquilo de C3-6 o heterocicloalquilo 

de 3 a 6 miembros, y el alquilo de C1-3, alcoxi de C1-3, alquilamino de C1-6, cicloalquilo de C3-6 o 

heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R';

(9) n es 1 o 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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o un anillo de piridopiridazina; y

(12) cada R3 es independientemente H, CN, Me u -OCH3.

8. El compuesto de la fórmula I, el isómero cis-trans del mismo, el enantiómero del 

mismo, el diastereómero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del 

mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profármaco del mismo de 

conformidad con al menos una de las reivindicaciones 1 a 3, caracterizado porque satisface una 

o más de una de las siguientes condiciones:

(1) cuando T1 es un átomo de nitrógeno, T2 es un átomo de carbono y R2 se selecciona 

de H, F, Cl, CN, Me, CHF2, CF3, -CH2OH, -CH2OCH3, 

O
N

,  o ; preferentemente, R2 

se selecciona de H, Cl, Me, CH2OH, CN, CHF2, CF3, 

O
N

, , o ; y

(2) cada R1 es independientemente H, F, Cl, Me, CN, -CH2F, -CF2H, CF3, -OCF2H, -

CH(CN)2, -CH2OH, -CH2OCH3, o ; preferiblemente, cada R1 es independientemente F, Cl, 

Me, -CH2F, -CF2H, CF3, CN, -CH(CN)2, -CH2OH, -CH2OCH3, o -OCF2H.

9. El compuesto de la fórmula I, el isómero cis-trans del mismo, el enantiómero del 

mismo, el diastereómero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del 

mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profármaco del mismo de 

conformidad con al menos una de las reivindicaciones 1 a 3, caracterizado porque satisface una 

o más de una de las siguientes condiciones:

(1) la porción estructural 
D (R4)n

 es la porción estructural (II)

X1 X2

(R4a)n

p

q

(II)

en donde

X1 se selecciona de N o C;

 es  o ; y, 
X1

 se selecciona de N  o ;

X2 es un átomo de carbono, -NR4c-, -O- o -S(O)w-, el átomo de carbono se sustituye por 
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uno o dos R4b independientes, y cada R4b se selecciona independientemente de hidrógeno, -

OR6, -NR6R7, -NR6COR5, -C(O)NR6R7 o -SO2NR6R7;

R5 es alquilo de C1-3, cicloalquilo de C3-6, 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';

R6 y R7 son cada uno independientemente hidrógeno, alquilo de C1-3, cicloalquilo de C3-6, 

heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros, fenilo, fenil(C1-3)alquilo, heteroarilo de 5 a 10 miembros o 

heteroaril(C1-3)alquilo de 5 a 10 miembros, cada uno de los cuales se sustituye opcionalmente 

por 1 a 3 R;

cuando R4b es -NR6R7, -C(O)NR6R7 o -SO2NR6R7, R 6 y R7 junto con el átomo de N al 

cual se unen pueden forman un heterociclo de 4 a 7 miembros, el heterociclo puede contener 1 

a 3 heteroátomos como átomos de anillo, los heteroátomos se pueden seleccionar 

independientemente de átomos de N, O y S, y el heterociclo de 4 a 7 miembros se sustituye 

opcionalmente por 1 a 3 R;

cada R4c es independientemente hidrógeno, alquilo de C1-3, cicloalquilo de C3-6, 

heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros, fenilo, fenil(C1-3)alquilo, heteroarilo de 5 a 10 miembros o 

heteroaril(C1-3)alquilo de 5 a 10 miembros, cada uno de los cuales se sustituye opcionalmente 

por 1 a 3 R;

cada R es independientemente hidrógeno, halógeno, ciano, hidroxilo, amino, alquilo de 

C1-3, alcoxi de C1-3, alquilamino de C1-6, cicloalquilo de C3-6 o heterocicloalquilo de 3 a 6 

miembros, y el alquilo de C1-3, alcoxi de C1-3, alquilamino de C1-6, cicloalquilo de C3-6 o 

heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R';

cada R4a es independientemente hidrógeno, oxo, ciano, alquilo de C1-3, -COOR6, -CH2-

C(O)NR6R7, -C(O)NR6R7, cicloalquilo de C3-6, heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros o heteroarilo 

de 5 a 6 miembros; el alquilo de C1-3, cicloalquilo de C3-6, 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 1 a 2, 4 a 5 y 7;

o dos R4a unidos al mismo átomo de carbono forman conjuntamente un heterociclo 

saturado de 3 a 6 miembros, el heterociclo puede contener 1 a 3 heteroátomos como átomos 

de anillo, los heteroátomos se pueden seleccionar independientemente de átomos de N, O y S, 

y el heterociclo de 3 a 6 miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R;

n es 0, 1, 2, 3, o 4;

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

w es 0, 1, o 2;



11

5

10

15

20

25

30

35

(2) la porción estructural 
D (R4)n

 es la porción estructural (III)

X1 X3

r

X2

t

s
(R4a)u

(R4a)v

(III)

en donde

X1 es N o C;

 es  o ; y, 
X1

 es N  o ;

X2 es un átomo de carbono sustituido por uno o dos R4b, -NR4c-, -O- o -S(O)w- 

independientes, y el R4b es hidrógeno, -OR6, -NR6R7, -NR6COR5, -NR6SO2R5, -C(O)NR6R7, -

SO2R5 o -SO2NR6R7;

R5 es alquilo de C1-3, cicloalquilo de C3-6, 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';

R6 y R7 son cada uno independientemente hidrógeno, alquilo de C1-3, cicloalquilo de C3-6, 

heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros, fenilo, fenil(C1-3)alquilo, heteroarilo de 5 a 10 miembros o 

heteroaril(C1-3)alquilo de 5 a 10 miembros, cada uno de los cuales se sustituye opcionalmente 

por 1 a 3 R;

cuando R4b es -NR6R7, -C(O)NR6R7 o -SO2NR6R7, R 6 y R7 junto con el átomo de N al 

cual se unen pueden forman un heterociclo de 4 a 7 miembros, el heterociclo puede contener 1 

a 3 heteroátomos como átomos de anillo, los heteroátomos se pueden seleccionar 

independientemente de átomos de N, O y S, y el heterociclo de 4 a 7 miembros se sustituye 

opcionalmente por 1 a 3 R;

el R4c es hidrógeno, alquilo de C1-3, cicloalquilo de C3-6, heterocicloalquilo de 3 a 6 

miembros, fenilo, fenil(C1-3)alquilo, heteroarilo de 5 a 10 miembros o heteroaril(C1-3)alquilo de 5 

a 10 miembros, cada uno de los cuales se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R;

cada R es independientemente hidrógeno, halógeno, ciano, hidroxilo, amino, alquilo de 

C1-3, alcoxi de C1-3, alquilamino de C1-6, cicloalquilo de C3-6 o heterocicloalquilo de 3 a 6 

miembros, y el alquilo de C1-3, alcoxi de C1-3, alquilamino de C1-6, cicloalquilo de C3-6 o 

heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R';

X3 es CR4a o N;
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cada R4a es independientemente hidrógeno, oxo, ciano, alquilo de C1-3, cicloalquilo de 

C3-6, heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros, fenilo o heteroarilo de 5 a 6 miembros; el alquilo de 

C1-3, cicloalquilo de C3-6, 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 reivindicaciones 1 a 2, 4 a 5 y 7;

u y v son cada uno independientemente 0, 1, 2, 3, o 4;

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

w es 0, 1, o 2;

(3) la porción estructural 
D (R4)n

 es la porción estructural (IV)

N NR4c

(R4a)n

(IV)

en donde

R4c es hidrógeno, alquilo de C1-3, cicloalquilo de C3-6, heterocicloalquilo de 3 a 6 

miembros, fenilo, fenil(C1-3)alquilo, heteroarilo de 5 a 10 miembros o heteroaril(C1-3)alquilo de 5 

a 10 miembros, cada uno de los cuales se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R;

cada R es independientemente hidrógeno, halógeno, ciano, hidroxilo, amino, alquilo de 

C1-3, alcoxi de C1-3, alquilamino de C1-6, cicloalquilo de C3-6 o heterocicloalquilo de 3 a 6 

miembros, y el alquilo de C1-3, alcoxi de C1-3, alquilamino de C1-6, cicloalquilo de C3-6 o 

heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3 R';

cada R4a es independientemente hidrógeno, ciano, oxo, alquilo de C1-3, cicloalquilo de 

C3-6, heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros o heteroarilo de 5 a 6 miembros; el alquilo de C1-3, 

cicloalquilo de C3-6, 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 1 a 2, 4 a 5 y 7;

n se selecciona de 0, 1, 2, 3, o 4;

(4) la porción estructural 
D (R4)n

 es la porción estructural (V)
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N N

(R4a)u (R4a)v

(V)

X2r

en donde

X2 es un átomo de carbono sustituido por uno o dos R4a u -O- independientes, 

cada R4a es independientemente hidrógeno, ciano, alquilo de C1-3, cicloalquilo de C3-6, 

heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros o heteroarilo de 5 a 6 miembros, o dos R4a unidos al mismo 

átomo de carbono forman conjuntamente un grupo oxo(C=O); el alquilo de C1-3, cicloalquilo de 

C3-6, 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 1 a 2, 4 a 5 y 7;

u y v se seleccionan cada uno independientemente de 0, 1, 2, 3, o 4;

r se selecciona de 0 o 1; y

(5) la porción estructural 
D (R4)n

 es la porción estructural (VI)

N N

(R4a)u

(VI)

NR4c

O

E (R4a)v

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 R4a es independientemente hidrógeno, oxo, halógeno, ciano, alquilo de C1-3, 

cicloalquilo de C3-6, heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros o heteroarilo de 5 a 6 miembros; el 

alquilo de C1-3, cicloalquilo de C3-6, 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 1 a 2, 4 a 5 y 7;

R4c es hidrógeno, alquilo de C1-3, cicloalquilo de C3-6 o heterocicloalquilo de 3 a 6 

miembros; preferentemente, R4c es hidrógeno;

u y v son cada uno independientemente 0, 1, 2, 3, o 4.
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10. El compuesto de la fórmula I, el isómero cis-trans del mismo, el enantiómero del 

mismo, el diastereómero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del 

mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profármaco del mismo de 

conformidad con la reivindicación 9, caracterizado porque satisface una o más de una de las 

siguientes condiciones:

(1) la porción estructural (II) 

X1 X2

(R4a)n

p

q

 es 

N

R4b

R4b

(R4a)n

p , 

N
X2

O

p
(R4a)n , 

N
NR4c

O

(R4a)n
p

 o 

NR4c

O

(R4a)n
p

;

(2) la porción estructural (III) 

X1 X3

r

X2

t

s
(R4a)u

(R4a)v

 es 

N N

NR4c

O

r

t

(R4a)u

(R4a)v

, 

N

NR4c

O

r

t

(R4a)u

(R4a)v

, 

N N

X2

t

(R4a)u

(R4a)v

O

s

, 

N

X2

t

(R4a)u

(R4a)v

O

s

 o 

N

NR4c

O

r

t

(R4a)u

(R4a)v

; 

preferentemente 

N N

NR4c

O

r

t

(R4a)u

(R4a)v

, 

N

NR4c

O

r

t

(R4a)u

(R4a)v

 o 

N N

X2

t

(R4a)u

(R4a)v

O

s

;

(3) la porción estructural (V) 
N N

(R4a)u (R4a)v
X2r

 es 

N N

(R4a)u

(R4a)v

O  

o 

N N

(R4a)u

O

(R4a)v

O

;
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(4) la porción estructural (VI) 
N N

(R4a)u NR4c

O

E (R4a)v

 es 
N N

(R4a)u NH
O

(R4a)v

, 

N N

(R4a)u NH
O

N (R4a)v

, 
N N

(R4a)u NH
O

N
(R4a)v

, 
N N

(R4a)u NH
O

N

(R4a)v

, 

N N

(R4a)u NH
O

(R4a)v

 o 
N N

(R4a)u NH
O

(R4a)v

;

(5) cada R4a es independientemente H, =O, -F, -Cl, -Me, -i-Pr, -t-Bu, -CH2CH(CH3)2, -

COOH, -CN, -CH2CN, -CH2OH, -(CH2)2OH, -CH2OCH3, -CONH2, -CONHCH3, -CON(CH3)2, -

CONHCH2CH3, -CH2CONHCH2CH3, 
O

, O , , O , N , , 

N N

O

, N
N

, 
N

N

, 

Cl

, o F ;

(6) cada R4b es independientemente H, =O, -OCH3, -NMe2, -NHCOCH3, -NHSO2CH3, -

SO2Me, -COOH, -CONH2, -CONHCH3, -CON(CH3)2, -CONHCH2CH3, -SO2NHCH3, N

N

, 

N N

O

, O

H
N

, O

H
N

, O

H
N

O , O

H
N

O , O

H
N

N , O

H
N

O
, 

O

H
N

, O

H
N

N
N

, O

H
N

N
N

, O

H
N

N
N

F

F , 
O

H
N

N N
, O

H
N

N N , O

H
N

, 

O

H
N

N , O

H
N

N

O

, O

H
N

N

F

, O

H
N

N

O

, O

H
N

O
, O

H
N

N CF3 , 

O

H
N

N

F
F

, O

H
N

N F
F

, O

H
N N

, O

N
O

, O

N
S
O

O

, O

N
OH

, 

O

N
O

, O

N
O

, o O

N
O

; y
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(7) cada R4c es independientemente H, -Me, -Et, -i-Pr, -CF3, -CHF2, -CH2CF3, -CH2CF2H, 

-CH2CN, -(CH2)2CN, -(CH2)3CN, -(CH2)2NH2, -(CH2)2OH, -(CH2)2OCH3, -(CH2)3OCH3, -COCH3, 

-COCH(CH3)2, -SO2NHCH3, -SO2CH3, O , 
N

, 
O

, O , , O , 

N , N CF3 , 
N

, N , , 
N

O , 
N

F
F

, 
N

, 

N F
F

, N

N

, N , , 
N
N , Cl , CN , 

COOH , , N , N

N

, N N
N

H
N

, N N

O

, 
N

N

, 
N N

, 
N

N

, 

N
H

O

, O , , 
O

, 
O

, o 

N
N

F
F
.

11. El compuesto de la fórmula I, el isómero cis-trans del mismo, el enantiómero del 

mismo, el diastereómero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del 

mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profármaco del mismo de 

conformidad con la reivindicación 9, caracterizado porque satisface una o más de una de las 

siguientes condiciones:

(1) la porción estructural (II) 

X1 X2

(R4a)n

p

q

 es 
N

R4b
R4b

(R4a)n

, 
N

R4b

R4b

(R4a)n

, 

N

O

(R4a)n , 

N
O

O

(R4a)n , 

N
NR4c

O

(R4a)n , 

N
NR4c

O

(R4a)n , 

N
NR4c

O

(R4a)n  o 

NR4c

O

(R4a)n ;

(2) la porción estructural (III) 

X1 X3

r

X2

t

s
(R4a)u

(R4a)v

 es 
N N

(R4a)u

(R4a)v

NR4c

O

, 

N

(R4a)u

(R4a)v

NR4c

O

, 

N N

(R4a)u

(R4a)v

O , 

N N

(R4a)u

O

(R4a)v

, 

N N

(R4a)u

O

(R4a)v

O

, 
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N N

(R4a)u

O

(R4a)v

NR4c

, 

N N

(R4a)u

O

(R4a)v

S
O

O

, 

N

(R4a)u

(R4a)v

O , 

N

(R4a)u

O

(R4a)v

, 

N

(R4a)u

O

(R4a)v

O

, 

N

(R4a)u

O

(R4a)v

NR4c

, 

N

(R4a)u

O

(R4a)v

S
O

O

 o 
N

(R4a)u

(R4a)v

NR4c

O

; 

preferentemente, la porción estructural (III) 

X1 X3

r

X2

t

s
(R4a)u

(R4a)v

 es 

N N

(R4a)u

(R4a)v

NR4c

O

, 
N

(R4a)u

(R4a)v

NR4c

O

, 

N N

(R4a)u

(R4a)v

O , 

N N

(R4a)u

O

(R4a)v

O

 

o 

N N

(R4a)u

O

(R4a)v

NR4c

;

(3) cada R4a es independientemente H, =O, -F, -Me, -i-Pr, -t-Bu, -CH2CH(CH3)2, -COOH, 

-CN, -CH2OH, -CONH2, -CONHCH2CH3, -CON(CH3)2, -CH2CONHCH2CH3, , N N

O

, 

N
N

, o 

Cl

;

(4) cada R4b es independientemente H, -OCH3, -NMe2, -NHCOCH3, -COOH, -

CONHCH2CH3, -SO2NHCH3, N N

O

, O

H
N

, O

H
N

, O

H
N

O , O

H
N

O , 

O

H
N

N , O

H
N

O
, O

H
N

, O

H
N

, O

H
N

N , O

H
N

O
, O

H
N

N
N

, 

O

H
N

N
N

, O

H
N

N
N

F

F , 
O

H
N

N N
, O

H
N

N N , O

H
N

N

O

, O

H
N

N

F

, O

H
N

N

O

, 
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O

N
O

, O

N
OH

, O

N
O

, O

N
O

, o O

N
O

; y

(5) cada R4c es independientemente H, -Me, -CH2CF3, -CH2CN, -(CH2)3CN, -(CH2)2NH2, 

-(CH2)2OH, -(CH2)2OCH3, -(CH2)3OCH3, -SO2CH3, -COCH3, O , 
N

, O , 

O
, 

N
, N , N

N

, 
N

O , O , , 
O

, 
O

, 

, 
N

F
F

, 
N F

F

, 
N
N , Cl , CN , 

COOH , 
N

N

, 
N N

, 

N
N

F
F
, o N .

12. El compuesto de la fórmula I, el isómero cis-trans del mismo, el enantiómero del 

mismo, el diastereómero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del 

mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profármaco del mismo de 

conformidad con al menos una de las reivindicaciones 1 a 3, caracterizado porque satisface una 

o más de una de las siguientes condiciones:

(1) la unidad estructural 

(R1)k

A

 se selecciona de , 

F

, 

Cl

, , 

F F

, 
F

, 

CF3

, 

OCF2H

, 

OCF3

, 

F F

F
, 

F F

F

, 

F F

Cl
, 

N

F F

, 

N

F F

, 

F
F

, 
F

F
, 

N

, 
N

, 
N

F

, 
N

Cl

, 

CN

, 

CH(CN)2

, 
N

CF3

, 

CH2OH

, 

CH2OCH3

, 

N

 o ; preferentemente, la unidad estructural 

(R1)k

A

 se selecciona de 

F

, 

Cl

, 



19

5

10

15

20

25

30

35

, 

F

, 

F F

, 

CF3

, 

F F

F
, 

N

F F

, 
N

F

, 
N

Cl

, 

CN

, 

CH(CN)2

, 

CH2OH

, 
CH2OCH3

 o 

OCF2H

;

(2) el anillo D es 
N

, 
N

, 
N

O
, 

N
NH

, NH , NH , 
N

, 
N

, 

N
O

, 
N

S , 
N

NH , 
N

O , 
N

O

S

, 

N
NH

, 

N
NH

O , 

N
NH

, 
N

NH
, 

N

, 
N

N
NH

, 
N NH

, 
N

N
O

, 
N

N
O

, 
N

N , N , 

N
O

, 
N

N
S

, N
NH

, 
N

NH
, 

N
N

NH
, 

N
N , 

N
N , 

N , 

N
N

O , 

N
N

NH , 
N

N

NH

, 

N
N

NH

, 

N
N

NH

, 

N
N

NH

, 

N
N

NH

O , 
N

NH , 
N

N
N

N

, 

N

NH , O , 
N

, 
N

O

H
N

, 
N

, 

N
N

NH

, 

N
N

NH

N

, 

N
N

NH

N , 

N
N

NH

N , 

N
N

NH

N , 

N
N

NH

, o 

N
N

NH

; preferiblemente, el anillo D es 
N

, 
N

, 
N

O
, 

N
NH

, NH , 

NH , 
N

, 
N

NH , 
N

O , O , 
N

NH
, 

N

, 
N

N
NH

, 
N NH

, 

N
N

O

, 
N

N
S

, 
N

N
NH

, 
N

N , 

N
N

O , 
N

N

NH

, 
N

O

H
N

, 

N
O

S

, 

N
NH

, 
N

O

, 

N

NH , 
N

, 
N

NH , 
N

, 
N

N
O

, 
N

N , 
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N
N

N
N

, 

N
N

NH

, 

N
N

NH

N

, 

N
N

NH

N , 

N
N

NH

N , 

N
N

NH

, o 

N
N

NH

; y

(3) cada R4 es independientemente H, F, Cl, =O, -Me, -COOH, -Et, -i-Pr, -t-Bu, -

CH2CH(CH3)2, -CF3, -CHF2, -CH2CF3, -CH2CF2, -CN, -CH2CN, -(CH2)2CN, -(CH2)3CN, -CH2OH, 

-(CH2)2OH, -CH2OCH3, -OCH3, -NMe2, -NHCOCH3, -NHSO2CH3, -SO2Me, -CONH2, -CONHCH3, 

-CON(CH3)2, -CONHCH2CH3, -SO2NHCH3, -COCH(CH3)2, -CONHCH2CH3, -CH2CONHCH2CH3, 

-(CH2)2NH2, -(CH2)2OCH3, -(CH2)3OCH3, -COCH3, N , 
O

, , , 
O

, 

O , 
O

, O , 
O

, 
N

N

, N N

O

, 
N

, 

N
N

F
F
, N N

N

H
N

, N N

O

, 

N
N

, 
N N

, O , N

N

, N

N

, N , , , 
Cl

, N , 

N

N

, O

H
N

, O

H
N

, O

H
N

O , O

H
N OH

, O

H
N

O , 
O

H
N

O

, 

O

H
N

O , O

N
O

, O

H
N

N , O

H
N

O
, O

H
N

, O

H
N

N
N

, O

H
N

N
N

, 

O

H
N

N
N

F

F , 
O

H
N

N N
, O

H
N

N N , O

H
N

, O

H
N

N , O

H
N

N

O

, O

H
N

N

F

, 

O

H
N

N

O

, O

H
N

O
, O

H
N

N CF3 , O

H
N

N

F
F

, O

H
N

N F
F

, O

H
N N

, 

O

N
O

, O

N
S
O

O

, N , N CF3 , 
N N

, 
Cl

, 
CN

, 
COOH

, 
N

O , 
N

F
F

, 
N

, 
N F

F

, o 

N
H

O

; preferiblemente, cada R4 es independientemente H, F, =O, -Me, -i-Pr, -t-Bu, -

CH2CH(CH3)2, -OCH3, -(CH2)2OCH3, -(CH2)3OCH3, -NMe2, -COOH, -CN, -CH2CN, -CH2OH, -
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CONH2, -CONHCH3, -CONHCH2CH3, -CON(CH3)2, -CH2CONHCH2CH3, -NHCOCH3, -CH2CF3, 

-(CH2)2NH2, -(CH2)2OH, -SO2CH3, -SO2NHCH3, -(CH2)3CN, -COCH3, 
O

, , 
O

, 

, 
O

, 
O

, O , 
O

, 
Cl

, N N

O

, 
N

, 
N

N

, 
N N

, 

N
N

F
F
, N , N

N

, 
N N

, 
Cl

, 
CN

, 

COOH

, 
N

O , O

H
N

, O

H
N

, O

H
N

O , O

H
N

O , 
O

H
N

O

, 

O

H
N

O , O

H
N

O , O

H
N OH

, O

H
N

N , O

H
N

O
, O

H
N

, 

O

H
N

, O

H
N

N , O

H
N

N

O

, O

H
N

N

F

, O

H
N

N

O

, O

H
N

O
, O

H
N

N
N

, 

O

H
N

N
N

, O

H
N

N
N

F

F , 
O

H
N

N N
, O

H
N

N N , O

N
O

, 
N

F
F

, 
N F

F

, 

o N .

13. El compuesto de la fórmula I, el isómero cis-trans del mismo, el enantiómero del 

mismo, el diastereómero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del 

mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profármaco del mismo de 

conformidad con al menos una de las reivindicaciones 1 a 3, caracterizado porque satisface una 

o más de una de las siguientes condiciones:

(1) la unidad estructural 

(R1)k

A

T1N

N T2

R2  se selecciona de 

N
N

N

, 

N
N

N

F

, 

N
N

N

F
F

, 
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N
N

N

F
F

F

, 

N
N

N

F
F

Cl

, 
N
N

N

F
F

, 

N
N

N

Cl

, 

N
N

N

, 

N
N

N

CF3

, 

N
N

N

F

, 

N
N

N

HO

, 

N
N

N

NC
CN

, 

N
N

N

N

, 

N
N

N

O
F

F

, 

N
N

N

O

, 

N
N

N
N

, 

N
N

N
N

F

, 

N
N

N
N

F
F

, 

N
N

N
N

Cl

, 

N
N

N

N

F
F

, 

N
N

N

F
F

N , 

N
N

N

Cl

F
F

, 

N
N

N

F

Cl , 

N
N

N

Cl

Cl , 

N
N

N

Cl

F
F , 

N
N

N

F
F

F
F

, 

N
N

N

CF3

F
F

, 

N
N

N

F
F

OH , 

N
N

N

F
F

, 

N
N

N

F
F

, 

N
N

N

F
F

O
N

, 

N
N N

F
F

, 

N
N N

F

 o 

N
N N

F
F

F
F ; preferentemente, la unidad estructural 

(R1)k

A

T1N

N T2

R2  se 

selecciona de  

N
N

N

F

, 

N
N

N

, 

N
N

N

Cl

, 

N
N

N

CF3

, 

N
N

N

F
F

, 

N
N

N

F
F

F

, 

N
N

N

F

, 
N
N

N

F
F

, 

N
N

N

HO

, 

N
N

N

NC
CN

, 

N
N

N

N

, 

N
N

N

O
F

F

, 

N
N

N

O

, 

N
N

N
N

F

, 

N
N

N
N

Cl

, 

N
N

N

N

F
F

, 

N
N

N

Cl

F
F

, 
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N
N

N

F

Cl , 

N
N

N

Cl

Cl , 

N
N

N

F
F

N , 

N
N

N

CF3

F
F

, 

N
N

N

F
F

OH , 

N
N

N

F
F

, 

N
N

N

F
F

F
F

, 

N
N

N

F
F

, 

N
N

N

F
F

O
N

, 

N
N N

F
F

 o 

N
N N

F

;

(2) la porción estructural (R3)m

B

 es , 
N

, 
NN

, N

N

, 

NN

, 

NN

O
, 

NN

N , o 

NN

N
; preferentemente, la porción estructural 

(R3)m

B

 es 
N

, 
NN

, N

N

, 

NN

, 

NN

O
, 

NN

N  o 
NN

N
;

(3) la porción estructural 
D (R4)n

 es los siguientes sustituyentes: N

O

, 

N

O
H
N

, N COOH , 
N

O

HN , 

N
O

HN
, 

N
O

HN
, 

N
O

HN , 

N
O

HN O , 
N

O

NN

, 

N
O

HN N
, 

N
O

HN
O

, 

N
O

HN O
, 

N
O

HN
O

, 
N

O

HN , 
N

O

HN

O

, 

N
O

HN N
, 
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N
O

HN N

O
, 

N
O

HN
N

F , 

N
O

HN
N

O , 
N

O

HN
NN

, 
N

O

HN
NN

, 

N
O

HN
N
N

, 
N

O

HN
N
N

, 
N

O

HN
N
N

F

F

, 

N
O

HN
, 

N
O

N

O , 

N
O

N
OH

, 

N
O

N

O
, 

N
O

N

O , 

N
O

N

O , 
N

O

, 
N

O

, 

N
N

, N

H
N

O , 
N

O
H
N

, 
N

S
O

NH
O

, 
N

O

O

, 
N

O

O

OH , 
N

NH

O

, 
N

N

O

, 

N
NH

O

O , NH

O

, NH

O

, O , 
N O

, 
N N

, 
N N

O

, 
N O

COOH

, 

N O

NH
O

, 
N

NH
O

, 
N O

O

HN

, 
N NH

HOOC

, 
N NH

N

, 

N NH

COOH

O , 
N NH

OH
O

, 

N NH

NH2

O

, 
N NH

N
O

, 
N NH

NH
O

, 
N NH

O

N
N

, 
N NH

O

, 
N NH

O

, 

N
NH

O

O , 

N NH

O

, 
N N

O

, 
N

NH

O

, 
N N S

O O

, 
N NH

O

, 
N NH

O

, 
N NH

O

, 

N N

O

CF3 , 

N N

O

O , 
N N

O

N O
, 

N N

O

OH , 
N N

O

N
, 

N N

O

N
N

, 

N NH

O

, 
N NH

O

, 
N NH

O

, 
N N

O

N

F
F

, 

N N

O

N

, 

N N

O

O , 
N N

O

NH2 , 
N N

O

, 
N N

NH
O

, 
N N

NH
O

O

, 
N N

N
O

, 
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N N

N
O

O

, 
N N

N
O

, 
N N

NH
O

, 
N N

NH
O

, 

N N

NH
O

, 
N N

NH
O

, 

N N

NH
O

, 
N N

NH
O

N
N

, 
N N

NH
O

Cl , 
N N

NH
O

, 
N N

NH
O

N , 

N N

NH
O

N , 
N N

O

, 
N N

H
NO

, 

N N

O

NH , 

N N

O

O , 
N N

O

, 

N N

O

N
, 

N N

O

N

N

N

, 

N N

O

N
CF3 , 

N N

O

S
O

O
, 

N N

NH

O

O , 
N N

O

O , 
N N

NH
O

O , 

N N

NHO

, 
N

O

HN , 
N

N

O

O , 
N

NH

O

, 
N O

HN
O

, 
N N

NN

, 
N

O

, 

N
NH

O

, 
N

NH

O , 

N N

O

O , 

N N

O

, 

N N

O

O , 

N N

O

N , 

N N

O

O , 
N N

O

N
N

, 
N N

O

O , 

N N

O

O , 
N N

O

O
, 

N N

O

N
, 

N N

O

CN , 
N O

S
O O

, 
N N

O

, 
N N

O

N F
F , 

N N

O

N
N

, 
N N

O

N N , 

N N

O

N
N

F

F

, 
N N

O

N
, 

N N

O

Cl , 

N N

O

CN , 

N N

O

COOH , 
N

O
H
N

, 
N NH

O

, 
N

O
NH

, 
N

NH
O

, 
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N N

O

O , 
N N

O

, 
N N

NH
O

N
, 

N N

NH
O

N

, 

N N

NH
O

N
F , 

N N

NH
O

N

F , 

N N

NH
O

, o 
N N

NH
O

; y

(4) preferentemente, la porción estructural 
D (R4)n

 se selecciona de los 

siguientes sustituyentes: N

O

, N

O
H
N

, N COOH , 
N

O

HN , 

N
O

HN
, 

N
O

HN , 
N

O

HN O , 
N

O

NN

, 

N
O

HN N
, 

N
O

HN
O

, 

N
O

HN O
, 

N
O

HN
O

, 
N

O

HN , 

N
O

HN N
, 

N
O

HN N

O
, 

N
O

HN
N

F , 

N
O

HN
N

O , 
N

O

HN
NN

, 
N

O

HN
NN

, 
N

O

HN
N
N

, 

N
O

HN
N
N

, 
N

O

HN
N
N

F

F

, 

N
O

HN
, 

N
O

N

O , 

N
O

N
OH

, 

N
O

N

O
, 

N
O

N

O , 

N
O

N

O , 
N

O

, 
N

O

, 
N

N

, N

H
N

O , 

N

O
H
N

, 
N

S
O

NH
O

, 
N

O

O

, 
N

O

O

OH , 
N

NH

O

, 
N

N

O

, 

N
NH

O

O , NH

O

, NH

O

, 

O , 
N O

, 
N N

, 
N N

O

, 
N O

COOH

, 
N O

NH
O

, 
N

NH
O

, 

N O

O

HN

, 
N NH

HOOC

, 
N NH

N

, 

N NH

COOH

O , 
N NH

OH
O

, 
N NH

NH2

O

, 
N NH

N
O

, 



27

5

10

15

20

25

30

35

N NH

NH
O

, 
N NH

O

N
N

, 
N NH

O

, 
N NH

O

, 

N
NH

O

O , 
N NH

O

, 
N N

O

, 

N
NH

O

, 
N N S

O O

, 
N NH

O

, 
N NH

O

, 
N NH

O

, 
N N

O

CF3 , 
N N

O

N O
, 

N N

O

OH , 
N N

O

N
, 

N N

O

N
N

, 

N NH

O

, 
N NH

O

, 
N NH

O

, 

N N

O

N

F
F

, 

N N

O

N

, 
N N

O

O , 
N N

O

NH2 , 
N N

O

, 
N N

NH
O

, 

N N

NH
O

O

, 
N N

N
O

, 
N N

N
O

O

, 
N N

N
O

, 
N N

NH
O

, 
N N

NH
O

, 

N N

NH
O

, 
N N

NH
O

, 
N N

NH
O

, 
N N

NH
O

N
N

, 
N N

NH
O

Cl , 

N N

NH
O

, 
N N

O

, 
N N

H
NO

, 

N N

O

NH , 
N N

O

, 

N N

O

N
, 

N N

O

N

N

N

, 

N N

O

N
CF3 , 

N N

O

O , 

N N

O

S
O

O
, 

N N

NH

O

O , 
N N

O

O , 

N N

NH
O

O , 

N N

NHO

, 
N

O

HN , 
N

N

O

O , 
N O

HN
O

, 
N N

NN

, 
N

O

, 

N
NH

O

, 
N

NH

O , 

N N

O

O , 

N N

O

, 

N N

O

O , 

N N

O

N , 
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N N

O

O , 
N N

O

N
N

, 
N N

O

O , 

N N

O

O , 
N N

O

O
, 

N N

O

N
, 

N N

O

CN , 
N O

S
O O

, 
N N

O

, 
N N

O

N F
F , 

N N

O

N
N

, 
N N

O

N N , 

N N

O

N
N

F

F

, 
N N

O

N
, 

N N

O

Cl , 

N N

O

CN , 

N N

O

COOH , 
N

O
H
N

, 
N NH

O

, 
N

O
NH

, 
N

NH
O

, 

N N

O

O , 
N N

O

, 
N N

NH
O

N
, 

N N

NH
O

N

, 
N N

NH
O

N , 

N N

NH
O

N
F , 

N N

NH
O

N

F , 
N N

NH
O

, o 
N N

NH
O

; 

preferentemente, la porción estructural 
D (R4)n

 se selecciona de los siguientes 

sustituyentes: N

O

, N

O
H
N

, N COOH , 
N

O

HN , 

N
O

HN
, 

N
O

HN , 

N
O

HN O , 
N

O

NN

, 

N
O

HN N
, 

N
O

HN
O

, 

N
O

HN O
, 

N
O

HN
O

, 
N

O

HN , 

N
O

HN N
, 

N
O

HN N

O
, 

N
O

HN
N

F , 

N
O

HN
N

O , 
N

O

HN
NN

, 
N

O

HN
NN

, 
N

O

HN
N
N

, 
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N
O

HN
N
N

, 
N

O

HN
N
N

F

F

, 

N
O

HN
, 

N
O

N

O , 

N
O

N
OH

, 

N
O

N

O
, 

N
O

N

O , 

N
O

N

O , 
N

O

, 
N

O

, 
N

N

, N

H
N

O , 

N

O
H
N

, 
N

S
O

NH
O

, 
N

O

O

, 
N

O

O

OH , 
N

NH

O

, 
N

N

O

, 

N
NH

O

O , NH

O

, NH

O

, 

O , 
N O

, 
N N

, 
N N

O

, 
N O

COOH

, 
N O

NH
O

, 
N

NH
O

, 

N O

O

HN

, 
N NH

HOOC

, 
N NH

N

, 

N NH

COOH

O , 
N NH

OH
O

, 
N NH

NH2

O

, 
N NH

N
O

, 

N NH

NH
O

, 
N NH

O

N
N

, 
N NH

O

, 
N NH

O

, 

N
NH

O

O , 
N NH

O

, 
N N

O

, 

N
NH

O

, 
N N S

O O

, 
N NH

O

, 
N NH

O

, 
N NH

O

, 
N N

O

CF3 , 
N N

O

N O
, 

N N

O

OH , 
N N

O

N
, 

N N

O

N
N

, 

N NH

O

, 
N NH

O

, 
N NH

O

, 

N N

O

N

F
F

, 

N N

O

N

, 
N N

O

O , 
N N

O

NH2 , 
N N

O

, 
N N

NH
O

, 

N N

NH
O

O

, 
N N

N
O

, 
N N

N
O

O

, 
N N

N
O

, 
N N

NH
O

, 
N N

NH
O

, 

N N

NH
O

, 
N N

NH
O

, 
N N

NH
O

, 
N N

NH
O

N
N

, 
N N

NH
O

Cl , 
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N N

NH
O

, 
N N

O

, 
N N

H
NO

, 

N N

O

NH , 
N N

O

, 

N N

O

N
, 

N N

O

N

N

N

, 

N N

O

N
CF3 , 

N N

O

O , 

N N

O

S
O

O
, 

N N

NH

O

O , 
N N

O

O , 

N N

NH
O

O , 

N N

NHO

, 
N

O

HN , 
N

N

O

O , 
N O

HN
O

, 
N N

NN

, 
N

O

, 

N
NH

O

, 
N

NH

O , 

N N

O

O , 

N N

O

, 

N N

O

O , 

N N

O

N , 

N N

O

O , 
N N

O

N
N

, 
N N

O

O , 

N N

O

O , 
N N

O

O
, 

N N

O

N
, 

N N

O

CN , 
N O

S
O O

, 
N N

O

, 
N N

O

N F
F , 

N N

O

N
N

, 
N N

O

N N , 

N N

O

N
N

F

F

, 
N N

O

N
, 

N N

O

Cl , 

N N

O

CN , 

N N

O

COOH , 
N

O
H
N

, 
N NH

O

, 
N

O
NH

, 
N

NH
O

, 

N N

O

O , 
N N

O

, 
N N

NH
O

N
, 

N N

NH
O

N

, 
N N

NH
O

N , 

N N

NH
O

N
F , 

N N

NH
O

N

F , 
N N

NH
O

, o 
N N

NH
O

.



31

5

10

15

20

25

30

35

14. El compuesto de la fórmula I, el isómero cis-trans del mismo, el enantiómero del 

mismo, el diastereómero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del 

mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profármaco del mismo de 

conformidad con al menos una de las reivindicaciones 1 a 13, caracterizado porque

el compuesto de la fórmula I es un compuesto de la fórmula I-A:

R1

NN
N

R2

O
NN

(I-A)

D (R4)n

en donde 
D (R4)n

 es 

N
NR4c

O

(R4a)n , 
N N

(R4a)u

(R4a)v

NR4c

O

, o 

N N

(R4a)u NR4c

O

E (R4a)v
,

R1, R2, R4a, R4c, u, v, n y el anillo E son como se definen de conformidad con al menos 

una de las reivindicaciones 9 a 11.

15. El compuesto de la fórmula I, el isómero cis-trans del mismo, el enantiómero del 

mismo, el diastereómero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del 

mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profármaco del mismo de 

conformidad con la reivindicación 14, caracterizado porque satisface una o más de una de las 

siguientes condiciones:

(1) en 

N
NR4c

O

(R4a)n , R4c es hidrógeno, alquilo de C1-3, cicloalquilo de C3-6, heteroarilo de 

5 a 10 miembros, heteroaril(C1-3)alquilo de 5 a 10 miembros o heterocicloalquilo de 3 a 6 

miembros;

en R4c, el alquilo de C1-3 se sustituye opcionalmente por 1 a 3 sustituyentes 

seleccionados independientemente: halógeno, ciano, hidroxilo, amino, alquilo de C1-3, alcoxi de 

C1-3, alquilamino de C1-6, cicloalquilo de C3-6, heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros o 

heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros sustituido por 1 a 3 halógenos;
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en R4c, el heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3 

grupos alquilo de C1-3; 

en R4c, el heteroarilo de 5 a 10 miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3 

sustituyentes seleccionados independientemente: alquilo de C1-3 o haloalquilo de C1-3; 

en R4c, el heteroaril(C1-3)alquilo de 5 a 10 miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 

3 sustituyentes seleccionados independientemente: halógeno, ciano o alcoxi de C1-3;

(2) en 
N N

(R4a)u

(R4a)v

NR4c

O

, R4c es hidrógeno, alquilo de C1-3, cicloalquilo de C3-6 o 

heterocicloalquilo de 3 a 6 miembros;

(3) en 
N N

(R4a)u NR4c

O

E (R4a)v
, R4c es hidrógeno;

(4) en 

N
NR4c

O

(R4a)n , cada R4a es independientemente hidrógeno, oxo, alquilo de C1-3 o 

COOH, y n es 0, 1 o 2; preferentemente, n es 0;

(5) en 
N N

(R4a)u

(R4a)v

NR4c

O

, cada R4a es independientemente hidrógeno, oxo, alquilo de 

C1-3, cicloalquilo de C3-6, fenilo o heteroarilo de 5 a 6 miembros;

en R4a, el alquilo de C1-3 se sustituye opcionalmente por 1 a 3 grupos alquilo de C1-3; 

en R4a, el heteroarilo de 5 a 6 miembros se sustituye opcionalmente por 1 a 3 grupos 

alquilo de C1-3;

en R4a, el fenilo se sustituye opcionalmente por 1 a 3 halógenos;

u es 0;

v es 0 o 1;

preferentemente, R4a es hidrógeno o alquilo de C1-3, y el alquilo de C1-3 se sustituye 

opcionalmente por 1 a 3 grupos alquilo de C1-3; y

(6) en 
N N

(R4a)u NR4c

O

E (R4a)v
, cada R4a es independientemente hidrógeno o halógeno; 

u es 0, y v es 0 o 1; preferiblemente, u es 0, y v es 0.
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16. El compuesto de la fórmula I, el isómero cis-trans del mismo, el enantiómero del 

mismo, el diastereómero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del 

mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profármaco del mismo de 

conformidad con la reivindicación 1, caracterizado porque

el compuesto de la fórmula I se selecciona de los siguientes compuestos:
Ejemplo Estructura Ejemplo Estructura

1

NN
N

O
ONN

N

F F

109

F
F

N O N N

O
NN

N
N

N
F
F

2

F

N
N
N

O N N

N
NH

O

F

110

F
F

NN
N O

NN
N

O

N
N

F
F

3
N NH

ON N
ONN

N

F F

111

F
F

N O N N

O
NN

N
N N

N

4
N

NHN N
ONN

N

F F

O

112

F
F

N O N N

O
NN

N
N N N

5 NHN

O

O

N N
ONN

N

F F

113

F
F

N O N N

O
NN

N
N N

N
F

F

6 NHN

O

N N

ON
N
N

F F

114

F
F

N O N N

O
NN

N
N N
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7 NHN

O

N N

ON
N
N

F F

115
N

F F

N
N O

NN
N

O
NH

8 NHN

O

N N

ON
N
N

F F

116

F

NN
N O

N N
N

F

NH

O

9

F

N
O

N N N
N

N
N

F O

O
117

F

NN
N O

N N
N N

NH
O

O

F

10

F

N
N
N

O N N

N
NH

F

O
118

F

N
N
N O N N

N
N

F

NH
O

O

11

F

N
O

N N N
NH

O

N
N

F

119

F

NN
N O

N N
N O

HN

F

O

12

F

N
N
N

O N N

N

N

F

120

F
F

NN
N

O
N N

N N

H
N

O

13

FF

N
N
N

O N N

N
N

O

121

F
F

NN
N O

N N
N

NH
O
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FF
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N
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NN N
N

O
122

F F

NN
N O

NN
NN

NH
O
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F

N
N
N

O N N

N
N

F

123

F F

N O N
NN

N
N

NH
O

16

F

N
N
N

O N N

N
O

F

124

F F

N O N
NN

N
N

NH
O
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N

NN N
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N

F F
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F
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N N

N N
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18

F
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N
N O N N

N

F
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N
N
N O

N N
N N

O
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F

NN
N O

N N
N

NH

O
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NN
N

F
F

O
N N

N NH

O
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F
F

N O N

O

NN
N
N

128

F

N
N N

O

NN
NH

O

N
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21
NHN

O
N

ONN
N

F F

129
N O N N

NH
O

NN
N
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NN
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N

ONN
N

F F
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N O N N
NN
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NH
O
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F
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N

O
N N
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N
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F
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NH
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N
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N
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N N
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F
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NH
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N NH
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ONN
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N
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N O

N N
N NH
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O N N
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N N
N NH
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28 NHN
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ONN
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N O N NH
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O
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F
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17. Una composición farmacéutica, caracterizada porque comprende el compuesto de 

la fórmula I, el isómero cis-trans del mismo, el enantiómero del mismo, el diastereómero del 

mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato del mismo, la sal 

farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profármaco del mismo de conformidad con al 

menos una de las reivindicaciones 1 a 16; preferentemente, la composición farmacéutica 

comprende además uno o más de un portador, diluyente o excipiente farmacéuticamente 

aceptable.

18. Un uso del compuesto de la fórmula I, el isómero cis-trans del mismo, el enantiómero 

del mismo, el diastereómero del mismo, el racemato del mismo, el solvato del mismo, el hidrato 

del mismo, la sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o el profármaco del mismo de 

conformidad con al menos una de las reivindicaciones 1 a 16, o la composición farmacéutica de 

conformidad con la reivindicación 17, el uso se selecciona de:

(1) fabricación de un modulador de receptor α5-GABAA;

(2) fabricación de un medicamento para tratar o prevenir una enfermedad relacionada 

con un receptor α5-GABAA;

(3) fabricación de un medicamento para tratar o prevenir las siguientes enfermedades: 
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