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REIVINDICACIONES
1. Un compuesto que tiene la formula estructural (1):

RlZ 4
Rl3 R R3

R15HN N I\Y
b I
A\ Nige)
b
R (1

o0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, en donde:

A es un alquileno (C5-Cy) saturado o insaturado, lineal o ramificado, fenilalquileno (Cs-Cyg) 0
cicloalquilalquileno (C3-Cyo) que comprende al menos un grupo —CH,-, en donde uno o0 mas
grupos —CH,- adicionales en A estan opcional e independientemente reemplazados con un resto
seleccionado entre el grupo que consiste en O, S, NA, CONR, NRCO, SO, y SO,NR y en donde
uno o més de los hidrogenos de A puede estar reemplazado con un grupo independientemente
seleccionado entre hidroxilo, halégeno y haloalquilo Cy_3;

X es un enlace, C(R¥),, O, S, SO, SO, 0 NH;

Y es CR? 0 N, en donde cuando Y es N, Z es CR y V es CR19;

V es CR¥® o N, en donde cuando V es N, Z es CR'! e Y es CR?;

Z es CRYM o N, endonde cuando Zes N, V es CR% e Y es CR?;

R es hidrégeno, alquil C;-CsCOOH, COOH, cicloalquilo C3-Cg, alquilo C;-Cg, haloalquilo C;-Cs,
alquil C;-C40OH, COalquilo C;-C¢ 0 COOalquilo C4-Cg;

R2 es hidrogeno, halégeno, CN, OH, alcoxi C;-Cg, alquil C;-CgOalquilo C;-Cg, alquil C;-
C¢COOH, COOH, oxo, COOQalquilo C;-Cg, alquil C;-C¢COOQalquilo C;-Cg, cicloalquilo C3-Cg,
alquil C;-Cgcicloalquilo Cs-Cg, alquilo C4-Cg, -alquil C;-CgOhaloalquilo C4-Cg, haloalquilo C;-
Cs, alquil C;-CsOH, CON(R")(R?®), N(R")(R?) o alquil C;-CsN(R")(R®) o cuando se toma con RP
forma un cicloalquilo o heterocicloalquilo C3-Cg, en donde el cicloalquilo o heterocicloalquilo
C3-Cg esté sin sustituir o sustituido con uno o dos sustituyentes seleccionados entre el grupo que
consiste en halégeno, CN, OH, alcoxi C;-Cg, alquil C,-CgOalquilo C;-Cg, alquil C;-CsCOOH,
COOH, oxo, COOalquilo C;-Cg, alquil C;-CsCOOalquilo C;-Cg, cicloalquilo C3-Cg, alquil C4-
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Cecicloalquilo C3-Cg, alquilo C4-Cg, -alquil C;-C¢Ohaloalquilo C4-Cg, haloalquilo C4-Cg, alquil
C1-CsOH, CON(R")(R?), N(R")(R?) y alquil C;-CsN(R")(R?®);

RP es hidrégeno, halégeno, CN, OH, alcoxi C;-Cg, alquil C;-CgOalquilo C4-Cg, alquil C;-
C¢COOH, COOH, oxo, COOQalquilo C;-Cg, alquil C;-C¢COOQalquilo C;-Cg, cicloalquilo C3-Cg,
alquil C4-Cgcicloalquilo Cs-Cg, alquilo C4-Cg, -alquil C;-CgOhaloalquilo C4-Cg, haloalquilo C;-
Cs, alquil C;-CsOH, CON(R")(R?®), N(R")(R?) o alquil C;-C¢N(R")(R®) o cuando se toma con R2
forma un cicloalquilo o heterocicloalquilo C3-Cg, en donde el cicloalquilo o heterocicloalquilo
C3-Cg esta sin sustituir o sustituido con uno o tres sustituyentes seleccionados entre el grupo que
consiste en halégeno, CN, OH, alcoxi C;-Cg, alquil C,-CgOalquilo C;-Cg, alquil C;-CsCOOH,
COOH, oxo, COOalquilo C;-Cg, alquil C,-CsCOOalquilo C;-Cg, cicloalquilo C3-Cg, alquil Cq-
Cecicloalquilo Cs-Cg, alquilo C4-Cg, -alquil C,-C¢Ohaloalquilo C,-Cg, haloalquilo C,-Cg, alquil
C1-C¢OH, CON(R")(R?), N(R")(R?®) y alquil C;-CsN(R")(R?®);

R3 es hidrégeno, halégeno, CN, OH, alcoxi C;-Cg, alquil C;-C¢Oalquilo C;-Cg, alquil C;-
C¢COOH, COOH, cicloalquilo C3-Cg, alquilo C;-Cg, haloalquilo C4-Cg, alquil C,-CsOH,
CON(R")(R?), N(R")(R?®), alquil C;-C¢N(R")(R?), alquil C;-C¢(OCH,CH,),N(R")(R?®) o alquil C;-
Ce¢Ohaloalquilo C;-Cg 0 cuando se toma con R* forma un cicloalquilo C3-Cg 0 heterocicloalquilo
Cs-Cs;

R* es hidrégeno, halégeno, CN, OH, alcoxi C;-Cg, alquil C;-CgOalquilo C,-Cg, alquil Cy-
CsCOOH, COOH, cicloalquilo Cs-Cg, alquilo C,-Cg, haloalquilo C,-Cg, alquil C;-CsOH,
CON(R")(R?), N(R")(R?®), alquil C;-C¢N(R")(R?), alquil C;-C¢(OCH,CH,),N(R")(R?®) o alquil C;-
Ce¢Ohaloalquilo C;-Cg 0 cuando se toma con R2 forma un cicloalquilo C5-Cg 0 heterocicloalquilo
Cs3-Ce;

R” es hidrégeno, alquil C;-C¢COOH, COOH, cicloalquilo C3-Cg, alquilo C;-Cg, haloalquilo C;-
Cs, alquil C;-CsOH, COalquilo C;-C5 0 COOalquilo C;-Cg;

R8 es hidrégeno, alquil C;-CsCOOH, COOH, cicloalquilo C5-Cg, alquilo C;-Cg, haloalquilo C;-
Cs, alquil C,-CsOH, COalquilo C;-C5 0 COOalquilo C4-Cg;

R? es hidrégeno, halégeno, CN, OH, alcoxi C;-Cg, alquil C,-CgOalquilo C4-Cg, alquil C;-
C¢COOH, COOH, cicloalquilo C3-Cg, alquilo C;-Cg, haloalquilo C4-Cg, alquil C;-CsOH,
CON(R"(R?), N(R")(R?®) o alquil C;-CsN(R")(R®);

R10 es hidrégeno, halégeno, CN, OH, alcoxi C;-Cg, alquil C;-CgOalquilo C4-Cg, alquil C;-
CsCOOH, COOH, cicloalquilo Cs-Cg, alquilo C;-Cg, haloalquilo C,-Cg, alquil C;-CsOH,
CON(R"(R®), N(R")(R?®) o alquil C;-CgN(R")(R?®);

R!! es hidrégeno, halégeno, CN, OH, alcoxi C;-Cg, alquil C;-CgOalquilo C;-Cg, alquil C;-
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C¢COOH, COOH, cicloalquilo C3-Cg, alquilo C;-Cg, haloalquilo C4-Cg, alquil C;-CsOH,
CON(R")(R?), N(R")(R?) o alquil C;-CsN(R")(R?®);

R*2 es hidrégeno, halégeno, CN, OH, alcoxi C;-Cg, alquil C;-Cg¢Oalquilo C;-Cg, alquil C;-
C¢COOH, COOH, cicloalquilo C3-Cg, alquilo C;-Cg, haloalquilo C4-Cg, alquil C;-CsOH,
CON(R")(R?), N(R")(R?) o alquil C;-CsN(R")(R?®);

R13 es hidrégeno, halégeno, CN, OH, alcoxi C;-Cg, alquil C;-CgOalquilo C4-Cg, alquil C;-
CsCOOH, COOH, cicloalquilo C3-Cg, alquilo C;-Cg, haloalquilo C4-Cg, alquil C;-CsOH,
CON(R")(R?), N(R")(R?®) o alquil C;-CsN(R")(R?®);

cada aparicion de R se selecciona independientemente entre el grupo que consiste en hidrégeno,
hal6geno, CN, OH, alcoxi C;-Cg, alquil C,-CgOalquilo C;-Cg, alquil C;-CsCOOH, COOH,
cicloalquilo C3-Cg, alquilo C;-Cg, haloalquilo C4-Cg, alquil C;-C¢OH, CON(R)(R?®), N(R")(R?8) y
alquil C;-CgN(R")(R?®);

R15 es hidrégeno, halégeno, CN, OH, alcoxi C;-Cg, alquil C;-CgOalquilo C,-Cg, alquil C;-
C¢COOH, COOH, cicloalquilo C3-Cg, alquilo C;-Cg, haloalquilo C4-Cg, alquil C,-CsOH,
CON(R"(R?), N(R")(R?®) o alquil C;-CgN(R")(R®);

cada aparicion de R se selecciona independientemente entre el grupo que consiste en hidrégeno,
halogeno, CN, OH, alcoxi C;-Cg, alquil C,-CgOalquilo C;-Cg, alquil C;-CsCOOH, COOH,
cicloalquilo C3-Cg, alquilo C4-Cg, haloalquilo C4-Cg, alquil C;-C¢OH, CON(R")(R?8), N(R")(R?®) y
alquil C;-CgN(R")(R?®);

mes0o01;
nesl 2,304y
pesOol.
2. El compuesto de la reivindicacion 1 o una sal farmacéuticamente aceptable del

mismo, endondemes1,pesly XesO.

3. El compuesto de la reivindicacion 1 o una sal farmacéuticamente aceptable del

mismo, en donde mes 1, pes 1y X es un enlace.

4, El compuesto de la reivindicacion 1 o una sal farmacéuticamente aceptable del

mismo, en donde R2 se toma con R? y forma un heterocicloalquilo.

5. El compuesto de la reivindicacion 1 o una sal farmacéuticamente aceptable del
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mismo, en donde R? se toma con R? y forma un heterocicloalquilo, en donde el heterocicloalquilo

es

0
Q, y en donde el heterocicloalquilo esta sustituido con dos grupos alquilo C;-Cs.

6. El compuesto de la reivindicacion 1 o una sal farmacéuticamente aceptable del

mismo, en donde R2 se toma con R? y forma un cicloalquilo C5-Cs.

7. El compuesto de la reivindicacion 1 o una sal farmacéuticamente aceptable del
mismo, en donde R?2 se toma con RP y forma un cicloalquilo C3-Cg, en donde el

heterocicloalquilo es

O, y en donde el cicloalquilo Cs-Cg esté sin sustituir o sustituido con OH.

8. El compuesto de la reivindicacion 1 o una sal farmacéuticamente aceptable del
mismo, en donde R?2 es hidrogeno, alquil C;-C¢Oalquilo C;-Cg 0 alquilo C;-Cg 0 cuando se toma
con R* forma un heterocicloalquilo C3-Cg.

9. El compuesto de la reivindicacion 1 o una sal farmacéuticamente aceptable del
mismo, en donde R3 es hidrégeno o alquilo C;-Cg 0 cuando se toma junto con R* forma un

heterocicloalquilo C3-Ce.

10.  El compuesto de la reivindicacion 1 o una sal farmacéuticamente aceptable del

mismo, en donde R3 y R* son ambos haldgeno.

11. El compuesto de la reivindicacion 1 o una sal farmacéuticamente aceptable del

mismo, en donde R es hidrégeno o alquilo C;-Cs.

12.  El compuesto de la reivindicacion 1 o una sal farmacéuticamente aceptable del
mismo, en donde R3 y R* se seleccionan independientemente del grupo que consiste en
hidrégeno, haldgeno, OH, alquil C;-CsOH, alquilalcoxi C;-Cg, alquil C;-CgOalquilo C4-Cg,
alquilo C4-Cg, alquil C;-C¢Ohaloalquilo C;-Cg, CON(alquilo C4-Cg),, alquil C1-C¢N(R7)(R8) vy
alquil C;-Cs(OCH,CH,) N(R")(R®);
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R” es hidrégeno, alquil C;-CsCOOH, COOH, cicloalquilo C5-Cg, alquilo C;-Cg, haloalquilo C;-
Cs, alquil C,-C¢OH, COalquilo C;-Cs 0 COOalquilo C;-Cg;

R8 es hidrégeno, alquil C;-CsCOOH, COOH, cicloalquilo C5-Cg, alquilo C;-Cg, haloalquilo C;-
Cs, alquil C,-CsOH, COalquilo C;-C5 0 COOalquilo C;-Cg; y

nes3.

13.  El compuesto de la reivindicacion 1 o una sal farmacéuticamente aceptable del
mismo, en donde R? y R13 se seleccionan independientemente del grupo que consiste en
hidrégeno, halégeno, OH, alquil C,-CsOH, alquilalcoxi C;-Cg y alquil C;-CgOalquilo C;-Cg,
alquilo C;-Ce.

14.  El compuesto de la reivindicacion 1 o una sal farmacéuticamente aceptable del
mismo, en donde X es C(R4),, R se selecciona independientemente entre el grupo que consiste
en hidrégeno, halégeno, OH, alquil C,-CsOH, alquilalcoxi C;-Cg, alquil C;-C¢Oalquilo C;-Csy
alquilo C;-Ce.

15.  El compuesto de las reivindicaciones 1-14 o una sal farmacéuticamente aceptable

del mismo, en donde Y es CH.

16. El compuesto de las reivindicaciones 1-14 o una sal farmacéuticamente aceptable

del mismo, en donde Z es CH.

17. El compuesto de las reivindicaciones 1-14 o una sal farmacéuticamente aceptable

del mismo, en donde V es CH.

18.  El compuesto de las reivindicaciones 1-14 o una sal farmacéuticamente aceptable

del mismo, en donde A es alquileno (C3-Cyg) saturado o insaturado, lineal.

19. El compuesto de las reivindicaciones 1-14 o una sal farmacéuticamente aceptable

del mismo, en donde A es alquileno (C;3-Cyp) saturado o insaturado, ramificado.

20.  El compuesto de las reivindicaciones 1-14 o una sal farmacéuticamente aceptable
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del mismo, en donde A es

LOLLTT8

21, Un compuesto seleccionado del grupo que consiste en

NH ;/\o
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, 0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

22, Un compuesto que tiene la formula

NH
HN N
@)
HN

O

O

0]

, 0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.
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23. Un compuesto que tiene la formula

NH 20

, 0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

24, Un compuesto que tiene la formula:

, 0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

25. Un método para tratar una infeccion por Plasmodium o para tratar el paludismo,
10  que comprende administrar a un sujeto que necesita dicho tratamiento una cantidad
terapéuticamente eficaz de un compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-24 o una sal

farmacéuticamente aceptable del mismo.

26. Un método para inhibir plasmepsina X que comprende administrar a un sujeto que
15  necesita dicho tratamiento una cantidad terapéuticamente eficaz de un compuesto de una

cualquiera de las reivindicaciones 1-24 o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

217, Un método para inhibir plasmepsina IX que comprende administrar a un sujeto
que necesita dicho tratamiento una cantidad terapéuticamente eficaz de un compuesto de una
20  cualquiera de las reivindicaciones 1-24 o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

28. Un método para la doble inhibicion de plasmepsina X y plasmepsina X que
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comprende administrar a un sujeto que necesita dicho tratamiento una cantidad terapéuticamente
eficaz de un compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-24 o una sal
farmacéuticamente aceptable del mismo.

29. El uso de un compuesto o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, de una
cualquiera de las reivindicaciones 1-24 para tratar una infeccion por Plasmodium o el paludismo
en un paciente que lo necesita.

30. El uso de un compuesto o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, de una
cualquiera de las reivindicaciones 1-24 para inhibir plasmepsina X en un paciente que lo
necesita.

31. El uso de un compuesto o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, de una
cualquiera de las reivindicaciones 1-24 para inhibir plasmepsina 1X en un paciente que lo
necesita.

32. El uso de un compuesto o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, de la
reivindicacion 1 para inhibir plasmepsina IX y plasmepsina X, en un paciente que lo necesita.

33. Una composicion farmacéutica que comprende un compuesto de la reivindicacion
1 o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo y un vehiculo farmacéuticamente aceptable.

34. Una composicion farmacéutica que comprende un compuesto de la reivindicacion

1y un vehiculo farmacéuticamente aceptable.

35. Un método para tratar una infeccion por Plasmodium o para tratar el paludismo,
que comprende la administracion de un compuesto de la reivindicacion 1 o una sal
farmacéuticamente aceptable del mismo y una cantidad eficaz de uno o mas agentes

antipaltdicos adicionales.

36. Un método para el tratamiento del paludismo mediante la inhibicion de
plasmepsina X, 1X y al menos otro mecanismo, que comprende la administracion de un

compuesto de la reivindicacion 1 o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo y una
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cantidad eficaz de otro agente antipaludico, en donde el otro agente antipaludico actla a traves de

un mecanismo diferente que inhibe plasmepsina I1X o plasmepsina X.
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