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REIVINDICACIONES

Lo que se reivindica es:

1. Un compuesto de Férmula (I) o una sal del mismo farmacéuticamente aceptable, en
5 donde

R4a R4b
Rsa Rﬁb RGC Raa Rgb
N 0 |\|J 0 H o}
Y NG
0 N % ORSb RSt R6a - N_= OH
H R R R
RZb C 13b 12b
l NH H Q B H R123HN o
R2a N—] X-enlazador N 10a
1-2 © - N/O "
R 0 o NH R
R13a R13C
R11b R11a (I)
10 R1 se selecciona de hidrégeno, alquilo C1-10, (alquil C1-6)o-» amino(alquilo Cp-10),

(alquil C1-6)0-. amino(alquil Cp-100xi(alquilo Cp-g), (alquil C1-g)sN*(alquilo Cp-g), aril(alquilo

C0-10), heteroaril(alquilo Cp-10), cicloalquil (C3-12)(alquilo Cp-10), heterocicloalquil(alquilo

C0-10), fluoroalquilo C1-10, alquenilo C2-10, (alquil Cp-g)carbonilamino(alquilo Cp-g), (alquil

C0-6)0-2 aminocarbonil(alquilo Cp-g), (alquil C1-6)o, aminocarbonilamino(alquilo Cg-g),
15  arilcarbonilamino(alquilo Cp-g), arilaminocarbonil(alquilo Cg-g),

heteroarilcarbonilamino(alquilo Cp-g), heteroarilaminocarbonil(alquilo Cp-g), alquiloxi C1-g,

(alquil C1-g)oxi(alquilo Cp-g), (cicloalquil (C3-12))oxi(alquilo Cp-g), (cicloalquil (C3-12)alquil

Co-e)oxi(alquilo Cp-g), (alquil Cp-g)carboxi(alquilo Cp-g), N=N*=N-(alquilo Cp-g) y H2N-
C(=NH)NH—(alquilo Cp-g),
20 en donde R1 est4 sustituido con 0, 1, 2, 3 0 4 sustituyentes R12 cada uno seleccionado
independientemente de alquilo C1-g, amino, ciano, halo, hidroxi, cicloalquiloxi (C3-12) y

alquiloxi C1-g;

cada R2a se selecciona independientemente de hidrégeno, hidroxi, alquilo C1-4, fldor y

alquiloxi C1-4;
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R2Db se selecciona de arilo, heteroarilo, cicloalquilo y heterocicloalquilo, en donde dicho

heteroarilo contiene al menos un atomo de nitrogeno,

en donde R2D esté sustituido con 0, 1 0 2 R2C seleccionados independientemente de
alquilo C1-6, amino(alquilo Cp-g), (alquil C1-6)0-» amino(alquilo Cp-g), (alquil C1-6)sN*(alquilo
Co-6), aminocarbonil(alquilo Cp-g), (alquil C1-6)o.> aminocarbonil(alquilo Cp-g), hidroxi,
alquiloxi C1-g, halo, (alquil C1-6)0.2 amino(alquiloxi Cp-g), (alquil C1-g)sN*(alquiloxi Co-g),
(alquiloxi C1-g)carbonil(alquilo Cp-g), carboxi(alquilo Cp-g), carboxi(alquil C1-g)oxi(alquilo
C0-6), haloalquilo C1-g, haloalquiloxi C1-g Yy alquiloxi C1-6;

R3ase selecciona de hidrégeno, hidroxi, hidroxi(alquilo C1-g), amino, amino(alquilo C1-
6), alquilo C1-10, cicloalquil (C3-12)(alquilo Cp-10), (alquil Cp-g)tio(alquilo C1-6) y
carboxi(alquilo C1-g), en donde R3@ puede estar sustituido con 0, 1 o 2 sustituyentes R3C;

R3b se selecciona de hidrogeno, alquilo C1-10, hidroxi(alquilo C1-g), amino(alquilo C1-
10), (alquil C1-6)o-2 amino(alquilo C1-10), (alquil C1-g)sN*(alquilo C1-6), haloalquilo C1-g,
aril(alquilo Cp-10), heteroaril(alquilo Co-10), cicloalquil (C3-12)(alquilo Cp-10),
heterocicloalquil(alquilo Cp-10), (alquil C1-g)oxi(alquilo C1-g), cicloalquiloxi (C3-12)(alquilo
C1-6), carboxi(alquilo C1-g), aminocarbonil(alquilo C1-g), (alquil C1-6)0-2
aminocarbonil(alquilo C1-g), aminocarbonilamino(alquilo C1-g), (alquil C1-6)o-2
aminocarbonilamino(alquilo C1-g), (alquil Cp-g)tio(alquilo C1-6), (alquil C1-6)SO2(alquilo C1-
6) Y (alquil C1-g)sulfinil(alquilo C1-g), en donde R3b puede estar sustituido con 0, 1 0 2

sustituyentes R3C;

cada R3C se selecciona independientemente de halo, alquilo C1-g, amino,

(alquil C1-6)0-2 amino(alquilo Cp-g), (alquil C1-6)sN*—, (alquil C1-6)SO2(alquilo Cp-g), ciano,
ciano(alquilo C1-g), hidroxi, hidroxi(alquilo C1-g), (alquil C1-g)oxi(alquilo Cp-6),
aminocarbonil(alquilo Cp-g) y carboxi (Cp-g)(alquilo Cp-6);

y en donde R3@y R3D_ junto con los 4&tomos a los que estan unidos, pueden formar un
sistema de anillos saturado, en donde dicho sistema de anillos saturado puede estar sustituido con
0, 1 0 2 sustituyentes R3C;

R4a se selecciona de hidrégeno, alquilo C1-g, hidroxi, alquiloxi C1-4 y fltor;

R4b se selecciona de heteroaril(alquilo Cg-3) biciclico y aril(alquilo Co-3) biciclico,

en donde R4b esta sustituido con 0, 1 0 2 sustituyentes R4C cada uno seleccionado
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independientemente de halo, hidroxi, ciano, nitro, carboxi, carboxi(alquilo C1-g), (alquiloxi C1-
g)carbonil(alquilo Cp-g), alquiloxi C1-g, (alquil C1-g)oxi(alquilo C1-g), alquilo C1-6y
haloalquilo C1-6;

R4 se selecciona de hidrégeno, alquilo C1-10, fluoroalquilo C1-10, carboxi(alquilo C1-
10), hidroxi, hidroxi(alquilo C1-10), ciano(alquilo C1-10), heterocicloalquil(alquilo Cp-10),
aminocarbonil(alquilo C1-g), (C1-6 alquil)e, aminocarbonil(alquilo C1-g), (carboxi(alquil C1-
10))oxi(alquilo C1-g), aril(alquilo Cp-g), cicloalquil (C3-12)(alquilo C0-6), heteroaril(alquilo
Co-6), (alquil C1-g)oxi(alquilo C1-6), (alquiloxi C1-g)carbonil(alquilo Cp-g), amino,
amino(alquilo C1-g), (alquil C1-6)0., amino(alquilo Cp-g), amino(alquil C1-
g)carbonilamino(alquilo C1-g), (alquil C1-6)o-» amino(alquil C1-gcarbonilamino(alquilo C1-g),
(alquil C1-g)sN*(alquilo C2-10), (alquil C1-g)sN*(alquil C1-g)carbonilamino(alquilo C1-6) y
fluoroalquilo C1-10, y en donde RS2 esta sustituido con 0, 1 o 2 sustituyentes R5d;

R5D se selecciona de hidrégeno, alquilo C1-10, hidroxi(alquilo C1-10), carboxi(alquilo
C1-6), (alquil C1-g)oxi(alquilo C1-g), aminocarbonil(alquilo C1-g), (alquil C1-6)o.2
aminocarbonil(alquilo C1-g), carboxi(alquil C1-10)oxi(alquilo C1-g), ciano(alquilo C1-10),
amino(alquilo C1-g), (alquil C1-6)o., amino(alquilo C1-g), amino(alquil C1-
g)carbonilamino(alquilo C1-g), (alquil C1-6)o.2 amino(alquil C1-gcarbonilamino(alquilo C1-g),
(alquil C1-g)sN*(alquil C2-g)oxi(alquilo C1-6), (alquil C1-g)sN*(alquil C1-
g)carbonilamino(alquilo C1-g), (alquil C1-g)sN*(alquilo C1-g), heterocicloalquil(alquilo Cp-10),
cicloalquil (C3-12)(alquilo Cp-10) y haloalguilo C1-10, en donde R5D est4 sustituido con 0, 1, 2

0 3 sustituyentes R9€,

en donde R92y RSb, junto con los atomos a los que estan unidos, forman un anillo

monociclico o biciclico saturado, en donde dicho anillo monociclico o biciclico esta sustituido
con0,1,203R5dy0, 1,2 03 RO%;

cada R5d se selecciona independientemente de halo, hidroxi, hidroxi(alquilo C1-10),
alquilo C1-10, carboxi, carboxi(alquilo C1-g), alquiloxi C1-g, (alquil C1-g)oxi(alquilo C1-g),
amino, amino(alquilo C1-g), (alquil C1-6)o-» amino(alquilo Cp-g), amino(alquil C1-
g)carbonilamino (alquilo Cp-g), (alquil C1-6)o-» amino(alquil C1-gcarbonilamino(alquilo Co-g),
(alquil C1-g)sN*(alquilo Cp-g), (alquil C1-g)sN*(alquil C2-g)oxi(alquilo Cp-6), (alquil C1-
6)sN*(alquil C1-g)carbonilamino (alquilo Cp-g), (carboxi(alquil C1-g))oxi(alquilo C1-6),
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ciano(alquilo Cp-g), tetrazolil(alquilo Cp-g) y haloalquilo C1-6, y dos sustituyentes R5d junto
con el &tomo al que estan unidos pueden unirse para formar un anillo saturado;

cada R9€ se selecciona independientemente de halo, hidroxi, hidroxi(alquilo C1-10),
alquilo C1-10, carboxi, carboxi(alquilo C1-g), alquiloxi C1-g, (alquil C1-g)oxi(alquilo C1-6),
amino, amino(alquilo C1-g), (alquil C1-6)o-, amino(alquilo Cp-g), amino(alquil C1-
g)carbonilamino(alquilo Cg-g), (alquil C1-6)o-» amino(alquil C1-gcarbonilamino(alquilo Cg-g),
(alquil C1-6)sN*(alquilo Cp-6), (alquil C1-6)sN*(alquil C2-g)oxi(alquilo Cp-6), (alquil C1-
6)sN*(alquil C1-g)carbonilamino (alquilo Cp-g), (carboxi(alquil C1-g))oxi(alquilo C1-g),
ciano(alquilo Co-g), tetrazolil(alquilo Co-g) y haloalquilo C1-g, y dos sustituyentes R9€ junto
con el &tomo al que estan unidos pueden unirse para formar un anillo saturado;

RSC es hidrégeno, alquilo C1-4, hidroxi(alquilo C1-4), alquiloxi C1-4 o (alquil C1-4)oxi
(alquilo C1-4);

R6a se selecciona de hidrégeno, hidroxi, amino, alquiloxi C1-4 y alquilo C1-6;

R6Db se selecciona de hidrogeno, alquilo C1-g, hidroxi, alquiloxi C1-4 y fluor;

RO6C se selecciona de alquilo C1-10, alquiloxi C1-g, (alquil C1-g)oxi(alquilo C1-g),
haloalquilo C1-10, aril(alquilo Cp-g), heteroaril(alquilo Cp-10), (alquil C1-6)SO2(alquilo Cp-6),
hidroxi, hidroxi(alquilo C1-g), amino(alquilo Cg-g), (alquil C1-6)q, amino(alquilo Co-g),
aminocarbonil(alquilo Cp-g), (alquil C1-6)o-» aminocarbonil(alquilo Cp-g), (alquil C1-g)
carbonilamino(alquilo Cp-g), (alquil C1-6)o-» aminocarbonilamino(alquilo Cp-g) y
carboxi(alquilo Cp-6);

R7a se selecciona de hidrégeno, alquilo C1-g, hidroxi, alquiloxi C1-4 y fltor;

R7b se selecciona de aril(alquilo Cp-g), heteroaril(alquilo Cp-g) y cicloalquil (C3-
12)(alquilo Co-6),

en donde R7D esta sustituido con 0, 1, 2 0 3 sustituyentes R7C cada uno seleccionado
independientemente de alquilo C1-g, fluoroalquilo C1-10, fluoroalquiloxi C1-10, (alquil C1-6)o.2
amino(alquilo Cp-5), (alquil C1-g)sN*(alquilo Cp-5), carboxi(alquilo Cp-g), (alquiloxi C1-
g)carbonil(alquilo Cp-g), carboxi(alquil C1-g)oxi(alquilo Cp-g), aminocarbonil(alquilo Cp-g),
(alquil C1-6)0-2 aminocarbonil (alquilo Cp-g), hidroxi, hidroxi(alquilo C1-g), halo, —(alquil Cp-
5)-(S(=0)20H), —(alquil Cp-5)-(S(=0)2NH2), amino(alquil Cp-g)oxi(alquilo Cp-g), (alquil C1-

6)o-2 amino(alquil Cp-g)oxi(alquilo Cp-6), (alquil C1-g)sN*(alquil Cp-g)oxi(alquilo Cp-g),
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aminocarbonilamino(alquilo Cp-g), (alquil C1-6)o., aminocarbonilamino(alquilo Cp-g),
haloalquilo C1-10, haloalquiloxi C1-10 Yy (alquil C1-g)oxi(alquilo Cp-6);

R3a se selecciona de hidrégeno, alquilo C1-g, hidroxi, alquiloxi C1-4, fluoroalquilo C1-
6, fluoroalquiloxi C1-4 y halo;

R8b se selecciona de aril(alquilo Cp-3) biciclico y heteroaril(alquilo Cp-3) biciclico,

en donde R8D esta sustituido con 0, 1 0 2 sustituyentes R8C cada uno seleccionado
independientemente de alquilo C1-4, halo, ciano, nitro, carboxi, amino, hidroxi, fluoroalquilo
C1-6, fluoroalquiloxi C1-g, alquiloxi C1-g, amino(alquilo C1-3) e hidroxi(alquilo C1-g);

R se selecciona de hidrégeno y alquilo C1-4;

R10a se selecciona de hidrégeno, hidroxi, alquilo C1-g, alquiloxi C1-4 y fldor;

R10D se selecciona de cicloalquil (C3-12)(alquilo Cg-3), aril(alquilo Co-3) y
heteroaril(alquilo Cp-3), en donde dicho heteroarilo contiene 1, 2 0 3 atomos de nitrégeno,

en donde R10b est4 sustituido con 0, 1 0 2 R10C en donde cada R10C se selecciona
independientemente de alquilo C1-10, fluoroalquilo C1-10, haloalquilo C1-g, fluoroalquiloxi C1-
10, amino, amino(alquilo C1-g), (alquil C1-6)o.» amino(alquilo Cp-g), (alquil C1-g)3N*(alquilo
C0-6), hidroxi, hidroxi(alquilo C1-g), ciano, halo, aminocarbonilo, aminocarbonil(alquilo C1-g),
(alquil C1-6)0-2 aminocarbonil(alquilo Cp-g), (alquil C1-6)o, aminocarbonilamino(alquilo Co-g),
(alquil C1-g) carbonilamino(alquilo Cp-g), carboxi(alquilo Cp-g), (alcoxi C1-g)carbonil(alquilo
Co-6), carboxi(C1-6 alquil)oxi(alquilo Cp-g), —(alquil Cp-5)-(S(=0)20H), —(alquil Cp-5)—
(S(=0)2NH2), amino(alquil Cp-g)oxi(alquilo Cp-g), (alquil C1-6)0-2 amino(alquil Cp-
g)oxi(alquilo Cp-g), (alquil C1-g)sN*(alquil Cp-g)oxi(alquilo Cp-g), (alquil C1-g)oxi(alquilo Cp-
6), haloalquiloxi C1-g, cicloalquil (C3-12) (alquilo Cp-g) y heterocicloalquil(alquilo 0-6);

R11a se selecciona de hidrégeno, hidroxi, alquilo C1-g, alquiloxi C1-4 y fldor;

R11D se selecciona de aril(alquilo Cp-3), heteroaril(alquilo Cp-3), en donde dicho
heteroarilo contiene 1, 2 0 3 atomos de nitrégeno, y H2N-C(=NH)NH-(alquilo C1-g),

en donde R11D est4 sustituido con 0, 1, 2, 3 0 4 sustituyentes R11C cada uno
seleccionado independientemente de alquilo C1-g, amino, amino(alquilo C1-g), (alquil C1-6)o.2
amino(alquilo Cg-g), (alquil C1-6)sN*(alquilo Cp-g), hidroxi, hidroxi(alquilo C1-g), ciano, halo,
aminocarbonilo, aminocarbonil(alquilo C1-g), (alquilo C1-6)o.. aminocarbonil(alquilo Cp-g),

carboxi(alquilo Cp-g), carboxi(alquil C1-g)oxi(alquilo Cp-g), amino(alquil Cp-g)oxi(alquilo Cp-
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6), (alquil C1-g)o» amino(alquil Cp-g)oxi(alquilo Cp-g), (alquil C1-g)sN*(alquil Cp-g)oxi(alquilo
Co-6), (alquil C1-g)oxi(alquilo Cp-g), haloalquiloxi C1-g, haloalquilo C1-g, cicloalquil (C3-
12)(alquilo Cp-g), heterocicloalquil(alquilo Cp-g), ((alquil C1-
g)carbonil)heterocicloalquil(alquilo Cp-10) y ((alquil C1-g)carboniloxi) heterocicloalquil(alquilo
Co-10);

R12a se selecciona de hidrégeno, hidroxi, amino, alquilo C1-10 Y cicloalquil (C3-12)
(alquilo Cp-p);

R12b se selecciona de hidrégeno, alquilo C1-10 y cicloalquil (C3-12)(alquilo Cg-g);

en donde R12ay R12b junto con los atomos a los que estan unidos, pueden formar un

anillo saturado;
R13a se selecciona de hidrégeno, hidroxi, alquilo C1-g, alquiloxi C1-4 y fltor;
R13D se selecciona de hidrégeno y alquilo C1-4;
R13C se selecciona de un heteroarilo que contiene nitrogeno biciclico que tiene 1 0 2
nitrégeno y arilo-biciclico y en donde R13C esté sustituido independientemente con 0, 1 0 2

sustituyentes R13d cada uno seleccionado independientemente de halo, alquilo C1-g,

carboxi(alquilo Cp-4), haloalquiloxi C1-4 y alquiloxi C1-4;

—— X-enlazador +—

se selecciona de

R14b 0 e}
14b H
R o R™s B H nNH,
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en donde R14a se selecciona de amino, hidroxi, (alquil C1-6)o-2 amino y alquiloxi C1-6;

m se seleccionade 1, 2,3 04;

nse seleccionade 1,2,304;y

R14D se selecciona de hidrégeno, alquilo C1-g, aril(alquilo Cp-g) y heteroaril(alquilo Cp-

6), en donde R14D est sustituido con 0, 1, 2 0 3 grupos halo.

2. El compuesto de la reivindicacion 1 o una sal farmaceuticamente aceptable del mismo, en

donde R1 se selecciona de aminometilo, aminoetilo, aminopropilo, aminobutilo, aminopentilo,
fenilo, fenilmetilo, feniletilo, fenilpropilo, estirilo, bifenilo, naftilo, piridilo, piridazinilo,
pirimidilo, pirazinilo, imidazolilo, pirazolilo, furilo, tiofenilo, oxazolilo, isoxazolilo, tiazolilo,
isotiazolilo, oxadiazolilo, bifenilmetilo, naftilmetilo, piridilmetilo, piridazinilmetilo,
pirimidilmetilo, pirazinilmetilo, imidazolilmetilo, pirazolilmetilo, furilmetilo, tiofenilmetilo,
oxazolilmetilo, isoxazolilmetilo, tiazolilmetilo, isotiazolilmetilo, oxadiazolilmetilo,
biciclo[1.1.1.]pentilo, (biciclo[1.1.1.]pentilo)metilo, fenilcarbonilaminoetilo,
aminocarbonilmetilo, aminocarboniletilo, aminocarbonilpropilo, aminocarbonilisopropilo,
aminocarbonilbutilo, aminocarbonilaminometilo, aminocarbonilaminoetilo,
aminocarbonilaminopropilo, aminocarbonilaminobutilo, metilo, etilo, propilo, isopropilo, butilo,
sec-butilo, isobutilo, terc-butilo, n-pentilo, isopentilo, neopentilo, n-hexilo, isohexilo, n-heptilo,
n-octilo, ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo, ciclopropilmetilo, ciclobutilmetilo,
ciclopentilmetilo, ciclohexilmetilo, adamantilo, carboxi, carboximetilo, carboxietilo, azidometilo,
azidoetilo, azidopropilo, fenilaminocarbonilmetilo, piridilaminocarbonilmetilo,
(piridilcarbonilamino)metilo, guanidino, guanidinometilo, guanidinoetilo, guanidinopropilo,
guanidinobutilo, fluorometilo, difluorometilo, trifluorometilo, fluoroetilo, difluoroetilo,
trifluoroetilo, pentafluoroetilo, fluoropropilo, difluoropropilo, trifluoropropilo,
pentafluoropropilo, heptafluoropropilo, trifluorobutilo, N,N,N-trimetilmetilamonio, N,N,N-

trimetilet-1-ilamonio, N,N,N-trimetilpropan-1-ilamonio, N,N,N-trimetilbut-1-ilamonio,
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metilamino, metilaminometilo, metilaminoetilo, metilaminopropilo, metilaminobutilo,
dimetilamino, dimetilaminometilo, dimetilaminoetilo, dimetilaminopropilo, dimetilaminobutilo,
etilamino, etilaminometilo, etilaminoetilo, etilaminopropilo, etilaminobutilo, dietilamino,
dietilaminometilo, dietilaminoetilo, dietilaminopropilo, dietilaminobutilo, aminoetoxi,
aminoetoximetilo, isoxazolilcarbonilaminometilo, metoxi, etoxi, propoxi, isopropoxi,
ciclopropoxi, ciclopropoximetilo, ciclopropilmetoxi, ciclopropilmetoximetilo,
ciclopropilmetoxietilo, metoximetilo, etoximetilo, metoxietilo, etoxietilo, vinilo, prop-2-enilo,

but-3-enilo y pent-4-enilo.

3. El compuesto de la reivindicacién 1 o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, en
donde:
cada sustituyente R1a se selecciona independientemente de alquilo C1-6, amino, ciano,

halo e hidroxi;

cada sustituyente R22 se selecciona independientemente de hidrégeno, hidroxi, metilo,

etilo, metoxi, etoxi, fllor;

R2Db se selecciona de fenilo, bencilo, bifenilo, naftilo, piridilo, piridazinilpirimidilo,
pirazinilo, imidazolilo, pirazolilo, oxazolilo, isoxazolilo, tiazolilo, isotiazolilo, oxadiazolilo y

biciclo[1.1.1]pentilo; y

cada sustituyente R2C se selecciona independientemente de aminometilo, hidroxi, metoxi,
etoxi, difluorometoxi, trifluorometoxi, fluorometilo, difluorometilo, trifluorometilo,
trifluoroetilo, metilo, etilo, n-propilo, isopropilo, ciclopropilo, n-butilo, terc-butilo, flGor, cloro,

bromo, yodo, aminoetoxi, N-metilaminoetoxi, N-etilaminoetoxi, N,N-dimetilaminoetoxi,

<
N* By
<0 , carboxi, carboximetoxi, (carboximetoxi)metilo, aminocarbonilo, N,N-

dimetilaminocarbonilo y aminocarbonilmetilo.

4. El compuesto de la reivindicacion 1 o una sal farmaceuticamente aceptable del mismo, en

donde

R3ase selecciona de hidrégeno, metilo, etilo, n-propilo, isopropilo, n-butilo, 2-
metilpropilo, terc-butilo, ciclopropilo, ciclopropilmetilo, ciclopropiletilo, ciclobutilo,
ciclobutilmetilo, ciclobutiletilo, aminoetilo, aminopropilo, aminobutilo, hidroxietilo,
hidroxipropilo, hidroxibutilo, carboximetilo, carboxietilo, carboxipropilo, carboxibutilo, tioetilo

y tiopropilo, en donde R3a puede estar sustituido con 0, 1 o 2 sustituyentes R3C cada uno
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seleccionado independientemente de fluoro, cloro, metilo, etilo, n-propilo, isopropilo,
ciclopropilo, n-butilo, sec-butilo, terc-butilo, amino, aminometilo, N-metilamino, N-
metilaminometilo, N-etilamino, N-etilaminometilo, N,N-dimetilamino, N,N-dimetilaminometilo,
N,N-dietilamino, N,N-dietilaminometilo, N,N,N-trimetilamonio, N,N,N-trimetilmetilamonio,
hidroxi, hidroximetilo, -SO,CH3, -CH,SO,CH3, -CH,CH,SO,CHs, ciano, cianometilo, metoxi,

etoxi, metoximetilo, metoxietilo, carboxi, carboximetilo y carboxietilo; y

R3b se selecciona de hidrogeno, metilo, etilo, n-propilo, isopropilo, n-butilo, isobutilo,
sec-butilo, terc-butilo, n-pentilo, isopentilo, neopentilo, ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo,
ciclohexilo, ciclopropilmetilo, ciclobutilmetilo, ciclopentilmetilo, ciclohexilmetilo,
biciclo[1.1.1]pentilmetilo, hidroximetilo, 1-hidroxietilo, 2-hidroxietilo, hidroxipropilo, 3-
hidroxipropilo, 1-metil-1-hidroxietilo, hidroxiisopropilo, hidroxibutilo, metoximetilo,
metoxietilo, metoxipropilo, etoximetilo, etoxietilo, aminometilo, 2-aminoetilo, N-
metilaminometilo, N,N-dimetilaminometilo, N-metilaminoetilo, N,N-dimetilaminoetilo, N-
metilaminopropilo, N,N-dimetilaminopropilo, 1-aminopropilo, 2-aminopropilo, 3-aminopropilo,
2-aminoprop-2-ilo, fluorometilo, difluorometilo, trifluorometilo, fluoroetilo, difluoroetilo,
trifluoroetilo, bencilo, 3-piridinilmetilo, 4-piridinilmetilo, imidazolilmetilo, tiazolilmetilo,
oxazolilmetilo, tiofenilmetilo, furanilmetilo, pirazolilmetilo, N-pirazolilmetilo, 1-feniletilo, 1-(4-
piridinil)etilo, aminocarbonilmetilo, aminocarboniletilo, aminocarbonilpropilo, (N,N-
dimetil)aminocarbonilmetilo, (N,N-dimetil)aminocarboniletilo, tiometilo, tioetilo, tiopropilo, —
CH,CH,SO,CHg, carboximetilo, carboxietilo, 2-carboxietilo, carboxipropilo, 3-carboxipropilo,
carboxibutilo, 4-carboxibutilo, piperazinilmetilo, morfolinometilo, piperidinilmetilo,
azetidinilmetilo, tetrahidropiranilmetilo, aminocarbonilaminometilo, aminocarbonilaminoetilo,
aminocarbonilaminopropilo y aminocarbonilaminobutilo, en donde R3b puede estar sustituido
con 0, 1 o 2 sustituyentes R3C cada uno seleccionado independientemente de fluoro, cloro,
metilo, etilo, n-propilo, isopropilo, ciclopropilo, n-butilo, sec-butilo, terc-butilo, amino,
aminometilo, N-metilamino, N-metilaminometilo, N-etilamino, N-etilaminometilo, N,N-
dimetilamino, N,N-dimetilaminometilo, N,N-dietilamino, N,N-dietilaminometilo, N,N,N-
trimetilamonio, N,N,N-trimetilmetilamonio, hidroxi, hidroximetilo, -SO,CH;, -CH,SO,CH3;, —
CH,CH,S0,CHgs, ciano, cianometilo, metoxi, etoxi, metoximetilo, metoxietilo, carboxi,

carboximetilo y carboxietilo.

5. El compuesto de la reivindicacion 1 o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, en

donde R32 y R3b, junto con los 4tomos a los que estan unidos, forman un sistema de anillos
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saturado sustituido con 0, 1 0 2, sustituyentes R3d, dicho sistema de anillos saturado se

selecciona de:

fz,
3
ol
:
et

260 , , , ; ; )

265

6. EIl compuesto de la reivindicacion 1 o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, en
donde
R4a se selecciona de hidrégeno, metilo, etilo, propilo, hidroxi, metoxi y fluoro;
270 R4 se selecciona de indolilo, naftilo, quinolinilo, pirrolo[2,3-b]piridinilo,
[1,2,4]triazolo[1,5-a]piridina, 1H-pirazolo[3,4-b]piridina, indazolilo, benzotiazolilo y
benzotiofenilo, en donde R4b esté sustituido con 0, 1 o 2 sustituyentes R4c cada uno

seleccionado independientemente de fluoro, cloro, bromo, yodo, ciano, nitro, hidroxi, metilo,
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etilo, propilo, isopropilo, carboxi, carboximetilo y carboxietilo;

275 R se selecciona de hidrégeno, metilo, etilo, n-propilo, isopropilo, ciclopropilo, n-butilo,
isobutilo, ciclobutilo, n-pentilo, isopentilo, neopentilo, ciclopentilo, ciclobutilo,
ciclopropilmetilo, ciclopropiletilo, ciclobutilmetilo, ciclobutiletilo, ciclopentilmetilo,
ciclopentiletilo, ciclohexilmetilo, ciclohexiletilo, fenilo, bencilo, feniletilo, fenilpropilo,
oxazolilmetilo, tiazolilmetilo, imidazolilmetilo, triazolilmetilo, oxadiazolilmetilo,

280 tiadiazolilmetilo, oxazoliletilo, tiazoliletilo, imidazoliletilo, triazoliletilo, oxadiazoliletilo,
tiadiazoliletilo, oxazolilpropilo, tiazolilpropilo, imidazolilpropilo, triazolilpropilo,
oxadiazolilpropilo, tiadiazolilpropilo, azetidinilmetilo, azetidiniletilo, oxetanilmetilo,
oxetanilmetilo, pirrolidinilmetilo, pirrolidiniletilo, tetrahidrofuranoilmetilo, tetrahidrofuraniletilo,
piperidinilmetilo, piperidiniletilo, piperazinilmetilo, piperaziniletilo, tetrahidropiranilmetilo,

285  tetrahidropiranilmetilo, hidroxietilo, hidroxipropilo, hidroxiisopropilo, hidroxibutilo, 3-hidroxi-
2,2-dimetilpropilo, ciclopropilmetilo, 1-hidroxipropan-2-ilo, 2-hidroxietilo, 3-hidroxipropilo, 2-
hidroxiisopropilo, metoxietilo, metoxipropilo, etoxietilo, etoxipropilo, cianometilo, cianoetilo,
cianopropilo, cianobutilo, carboximetilo, carboxietilo, carboxipropilo, carboxibutilo, 2-
fluoroetilo, 2,2-difluoroetilo, 2,2,2-trifluoroetilo, 2-aminoetilo, 3-aminopropilo, 3-amino-2,2-

290 dimetilpropilo, ciclopropilmetilo, 4-aminobutilo, aminometilcarbonilaminoetilo,
aminoetilcarbonilaminoetilo, aminometilcarbonilaminopropilo, aminoetilaminocarbonilmetilo,
aminoetilaminocarboniletilo, aminoetilaminocarbonilpropilo, aminohexilcarbonilaminoetilo,
aminohexilcarbonilaminoetilo, (N-metilamino)etilo, (N-metilamino)propilo, (N-etilamino)etilo,
(N,N-dietilamino)propilo, (N,N-dimetilamino)etilo, (N,N-dimetilamino)propilo, (N,N-

295  dietilamino)etilo, (N,N-dietilamino)propilo, (N,N,N-trimetilamonio)etilo, (N,N,N-
trimetilamonio)propilo, (N,N,N-trietilamonio)etilo, (N,N,N-trietilamonio)propilo, (N-
metilamino)metilcarbonilaminoetilo, (N-metilamino)etilcarbonilaminoetilo, (N-
metilamino)metilcarbonilaminopropilo, (N-etilamino)metilcarbonilaminoetilo, (N-
etilamino)etilcarbonilaminoetilo, (N-etilamino)metilcarbonilaminopropilo, (N-

300  metilamino)pentilcarbonilaminoetilo, (N-metilamino)pentilcarbonilaminoetilo, (N-
metilamino)pentilcarbonilaminopropilo, (N,N-dimetilamino)metilcarbonilaminoetilo, (N,N-
dimetilamino)etilcarbonilaminoetilo, (N,N-dimetilamino)metilcarbonilaminopropilo, (N,N-
dietilamino)metilcarbonilaminoetilo, (N,N-dietilamino)etilcarbonilaminoetilo, (N,N-
dietilamino)metilcarbonilaminopropilo, (N,N-dimetilamino)pentilcarbonilaminoetilo, (N,N-

305 dimetilamino)pentilcarbonilaminoetilo, (N,N-dimetilamino)pentilcarbonilaminopropilo, N,N,N-
trimetil-etan-1-amonio, N,N,N-trimetil-propan-1-amonio, (N,N,N-

trimetilamonio)metilcarbonilaminoetilo, (N,N,N-trimetilamonio)etilcarbonilaminoetilo, (N,N,N-
260



25644-PCT

trimetilamonio)metilcarbonilaminopropilo, (N,N,N-trimetilamonio)etilcarbonilaminopropilo,
(N,N,N-trimetilamonio)pentilcarbonilaminoetilo, (N,N,N-

310 trimetilamonio)pentilcarbonilaminopropilo, (carboximetil)oxietilo y (carboximetil)oxipropilo, en

donde R esta sustituido con 0, 1, 2 0 3 sustituyentes R5d cada uno seleccionado
independientemente de cloro, fltor, hidroxi, hidroximetilo, hidroxietilo, metilo, etilo, n-propilo,
isopropilo, n-butilo, isobutilo, ciclobutilo, n-pentilo, isopentilo, neopentilo, carboxi,
carboximetilo, carboxietilo, metoxi, etoxi, metoximetilo, metoxietilo, metoxipropilo, amino,

315 aminometilo, aminoetilo, N-metilamino, (N-metilamino)metilo, (N-metilamino)etilo, N,N-
dimetilamino, (N,N-dimetilamino)metilo, (N,N-dimetilamino)etilo, N,N-dietilamino, (N,N-
dietilamino)metilo, (N,N-dietilamino)etilo, aminometilcarbonilamino, aminoetilcarbonilamino,
aminopentilcarbonilamino, aminometilcarbonilaminometilo, aminoetilcarbonilaminometilo, (N-
metilamino)metilcarbonilamino, (N-metilamino)etilcarbonilamino, (N-

320  metilamino)metilcarbonilaminometilo, (N-metilamino)etilcarbonilaminometilo, (N,N-
dimetilamino)metilcarbonilamino, (N,N-dimetilamino)etilcarbonilamino, (N,N-
dimetilamino)metilcarbonilaminometilo, (N,N-dimetilamino)etilcarbonilaminometilo, (N,N-
dietilamino)metilcarbonilamino, (N,N-dietilamino)etilcarbonilamino, (N,N-
dietilamino)metilcarbonilaminometilo, (N,N-dietilamino)etilcarbonilaminometilo, N,N,N-

325  trimetilamonio, (N,N,N-trimetilamonio)metilo, (N,N,N-trimetilamonio)etilo, (N,N,N-
trimetilamonio)etoxi, (N,N,N-trimetilamonio)etoximetilo, (N,N,N-
trimetilamonio)metilcarbonilamino, (N,N,N-trietilamonio)metilcarbonilamino, (N,N,N-
trimetilamonio)etilcarbonilamino, (N,N,N-trimetilamonio)pentilcarbonilamino, (N,N,N-
trimetilamonio)metilcarbonilaminometilo, (N,N,N-trimetilamonio)etilcarbonilaminometilo,

330 ciano, cianometilo, cianoetilo, tetrazoilo, tetrazoilmetilo, tetrazoiletilo, carboximetoxi,
carboxietoxi, carboximetoximetilo y carboxietoximetilo;

R5b se selecciona de hidrogeno, metilo, etilo, isopropilo, n-propilo, ciclopropilo,
isobutilo, n-butilo, sec-butilo, isobutilo, terc-butilo, ciclobutilo, ciclopropilmetilo, oxetanilmetilo,
tetrahidrofurilmetilo, tetrahidropiranilmetilo, hidroximetilo, hidroxietilo, hidroxipropilo,

335  metoximetilo, metoxietilo, metoxipropilo, carboximetilo, carboxietilo, carboxipropilo,
carboxibutilo, (carboximetoxi)metilo, (carboximetoxi)etilo, (carboxietoxi)metilo,
(carboxietoxi)etilo, aminometilo, aminoetilo, aminopropilo, aminobutilo, (N-metilamino)metilo,
(N-metilamino)etilo, (N-metilamino)propilo, (N-metilamino)butilo, (N,N-dimetilamino)metilo,
(N,N-dimetilamino)etilo, (N,N-dimetilamino)propilo, (N,N-dimetilamino)butilo, (N,N-

340  dietilamino)metilo, (N,N-dietilamino)etilo, (N,N-dietilamino)propilo, (N,N-dietilamino)butilo,
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N,N,N-trimetilmetan-1-ilamonio, N,N,N-trimetiletan-1-ilamonio, N,N,N-trietiletan-1-ilamonio,
N,N,N-trimetilpropan-1-ilamonio, N,N,N-trimetilbutan-1-ilamonio, (N,N,N-
trimetilamonio)etoximetilo, (N,N,N-trimetilamonio)etoxietilo, (N,N,N-trietilamonio)etoxietilo,
(N,N,N-trimetilamonio)etoxipropilo, (N,N,N-trimetilamonio)etoxibutilo, aminocarbonilmetilo,
aminocarboniletilo, aminocarbonilpropilo, aminocarbonilbutilo, (N-metilamino)carbonilmetilo,
(N-metilamino)carboniletilo, (N-metilamino)carbonilpropilo, (N-metilamino)carbonilbutilo,
(N,N-dimetilamino)carbonilmetilo, (N,N-dimetilamino)carboniletilo, (N,N-
dimetilamino)carbonilpropilo, (N,N-dimetilamino)carbonilbutilo, aminometilcarbonilaminoetilo,
aminometilcarbonilaminopropilo, aminoetilcarbonilaminoetilo, aminoetilcarbonilaminopropilo,
(N,N-dimetilamino)metilcarbonilaminoetilo, (N,N-dimetilamino)metilcarbonilaminopropilo,
(N,N-dimetilamino)etilcarbonilaminoetilo, (N,N-dimetilamino)etilcarbonilaminopropilo, (N,N,N-
trimetilamonio)metilcarbonilaminoetilo, (N,N,N-trietilamonio)metilcarbonilaminoetilo, (N,N,N-
trimetilamonio)metilcarbonilaminopropilo, (N,N,N-trimetilamonio)etilcarbonilaminoetilo,
(N,N,N-trimetilamonio)etilcarbonilaminopropilo, (N,N,N-trimetilamonio)etoxietilo, (N,N,N-
trimetilamonio)etoxipropilo, 2-fluoroetilo, 2,2-difluoroetilo, 2,2,2-trifluoroetilo, 3,3,3-

trifluoropropilo, cianometilo, cianoetilo, cianopropilo, cianoisopropilo y cianobutilo, en donde

R5Db esta sustituido con 0, 1,2 0 3 sustituyentes R9€ cada uno seleccionado independientemente
de cloro, fldor, hidroxi, hidroximetilo, hidroxietilo, metilo, etilo, n-propilo, isopropilo, n-butilo,
isobutilo, ciclobutilo, n-pentilo, isopentilo, neopentilo, carboxi, carboximetilo, carboxietilo,
metoxi, etoxi, metoximetilo, metoxietilo, metoxipropilo, amino, aminometilo, aminoetilo, N-
metilamino, (N-metilamino)metilo, (N-metilamino)etilo, N,N-dimetilamino, (N,N-
dimetilamino)metilo, (N,N-dimetilamino)etilo, N,N-dietilamino, (N,N-dietilamino)metilo, (N,N-
dietilamino)etilo, aminometilcarbonilamino, aminoetilcarbonilamino, aminopentilcarbonilamino,
aminometilcarbonilaminometilo, aminoetilcarbonilaminometilo, (N-
metilamino)metilcarbonilamino, (N-metilamino)etilcarbonilamino, (N-
metilamino)metilcarbonilaminometilo, (N-metilamino)etilcarbonilaminometilo, (N,N-
dimetilamino)metilcarbonilamino, (N,N-dimetilamino)etilcarbonilamino, (N,N-
dimetilamino)metilcarbonilaminometilo, (N,N-dimetilamino)etilcarbonilaminometilo, (N,N-
dietilamino)metilcarbonilamino, (N,N-dietilamino)etilcarbonilamino, (N,N-
dietilamino)metilcarbonilaminometilo, (N,N-dietilamino)etilcarbonilaminometilo, N,N,N-
trimetilamonio, (N,N,N-trimetilamonio)metilo, (N,N,N-trimetilamonio)etilo, (N,N,N-
trimetilamonio)etoxi, (N,N,N-trimetilamonio)etoximetilo, (N,N,N-
trimetilamonio)metilcarbonilamino, (N,N,N-trietilamonio)metilcarbonilamino, (N,N,N-

trimetilamonio)etilcarbonilamino, (N,N,N-trimetilamonio)pentilcarbonilamino, (N,N,N-
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375  trimetilamonio)metilcarbonilaminometilo, (N,N,N-trimetilamonio)etilcarbonilaminometilo,
ciano, cianometilo, cianoetilo, tetrazoilo, tetrazoilmetilo, tetrazoiletilo, carboximetoxi,

carboxietoxi, carboximetoximetilo y carboxietoximetilo; y

R3C es hidrégeno, metilo o etilo.

380 7. El compuesto de la reivindicacion 1 o una sal farmaceuticamente aceptable del mismo, en

donde
R5a y R5D, junto con los 4tomos a los que estan unidos, forman un sistema de anillos

monociclico o biciclico saturado sustituido con 0, 1, 2 o0 3 sustituyentes R5d y0,1,203R2€ en
donde dicho sistema de anillos monociclico o biciclico se selecciona de:

Bedsss
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8. EIl compuesto de la reivindicacién 1 o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, en
donde
R6a se selecciona de hidrégeno, hidroxi, metilo, etilo, propilo y metoxi;
R6b se selecciona de hidrogeno, hidroxi, metilo, etilo, propilo, metoxi y etoxi;
400 R6C se selecciona de aminocarbonilo, (aminocarbonil)metilo, (aminocarbonil)etilo,

(aminocarbonil)propilo, (N-metilamino)carbonilo, (N-metilamino)carbonilmetilo, (N-

metilamino)carboniletilo, (N-metilamino)carbonilpropilo, (N,N-dimetilamino)carbonilo, (N,N-
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dimetilamino)carbonilmetilo, (N,N-dimetilamino)carboniletilo, (N,N-dimetilamino)
carbonilpropilo, (N,N-dietilamino)carbonilo, (N,N-dietilamino)carbonilmetilo, (N,N-
dietilamino)carboniletilo, (N,N-dietilamino)carbonilpropilo, aminocarbonilamino,
(aminocarbonilamino)metilo, (aminocarbonilamino)etilo, (aminocarbonilamino)propilo, metoxi,
metoximetilo, metoxietilo, etoxi, etoximetilo, etoxietilo, metilsulfonilo, (metilsulfonil)metilo,
(metilsulfonil)etilo, (metilsulfonil)propilo, amino, aminometilo, aminoetilo, aminopropilo,
aminoisopropilo, aminobutilo, carboxi, carboximetilo, carboxietilo, hidroxi, hidroximetilo,
hidroxietilo, hidroxipropilo, hidroxiisopropilo, trifluorometilo, 2,2,2-trifluoroetilo, metilo, etilo,
isopropilo, n-propilo, isobutilo, n-butilo, sec-butilo, isobutilo, terc-butilo, fenilo y bencilo;

R’a se selecciona de hidrégeno, metilo, etilo, hidroxi, metoxi y etoxi;

R7D se selecciona de fenilo, bifenilo, naftilo, piridilo, piridazinilo, pirimidilo, pirazinilo,
imidazolilo, pirazolilo, furilo, tiofenilo, oxazolilo, isoxazolilo, tiazolilo, isotiazolilo, oxadiazolilo,

3-oxoisoindolinilo y biciclo[1.1.1]pentilo;

RC se selecciona de fluoro, cloro, bromo, yodo, hidroxi, metoxi, etoxi, difluorometoxi,
trifluorometoxi, carboxi, carboximetilo, metoxicarbonilo, metoxicarbonilmetilo, etoxicarbonilo,
carboximetoxi, carboxietoxi, carboximetoximetilo, aminocarbonilo, aminocarbonilmetilo, (N,N-
dimetilamino)carbonilo, (N,N-dimetilamino)carbonilmetilo, amino, aminometilo, N,N-
dimetilamino, (N,N-dimetilamino)metilo, (N,N-dietilamino)metilo, N,N,N-trimetilamonio, N,N,N-
trimetilmetilamonio, N,N,N-trietilmetilamonio, metilo, etilo, propilo, isopropilo, difluorometilo,
trifluorometilo, -SO,0H,-CH,SO,0H, -SO,NH,, —-CH,SO,NH,, aminoetoxi, aminoetoximetilo,
(N,N-dimetilamino)etoxi, N,N,N-trimetilet-1-oxi-amonio, aminocarbonilamino y

aminocarbonilaminometilo;
R8a se selecciona de hidrégeno, metilo, etilo, hidroxi, metoxi y etoxi;

R8b se selecciona de indolilo, naftilo, indolilmetilo, naftilmetilo, quinolinilo, pirrolo[2,3-

b]piridinilo, indazolilo, benzotiazolilo y benzotiofenilo;

cada R8C se selecciona independientemente de metilo, etilo, isopropilo, fltor, cloro,
bromo, yodo, ciano, amino, aminometilo, nitro, hidroxi, hidroximetilo, carboxi, fluorometilo,

difluorometilo, trifluorometilo, triclorometilo, metoxi, etoxi y trifluorometoxi; y

R se selecciona de hidrégeno, metilo, etilo y propilo.

9. El compuesto de la reivindicacion 1 o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, en

donde
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R10a se selecciona de hidrégeno, hidroxi, metilo, etilo, propilo, metoxi, etoxi y propoxi;

R10D se selecciona de fenilo, bencilo, bifenilo, bifenilmetilo, piridilo, piridilmetilo,
piridazinilo, pirimidilo, pirazinilo, imidazolilo, imidazolilmetilo, pirazolilo, furilo, furilmetilo,
oxazolilo, oxazolilmetilo, tiazolilo, indolilo, [1,2,4]triazolo[1,5-a]piridina y biciclo[1.1.1]
pentilo;

R10¢ se selecciona independientemente de metilo, etilo, n-propilo, isopropilo,
ciclopropilo, n-butilo, isobutilo, ciclobutilo, n-pentilo, isopentilo, neopentilo, ciclopropilmetilo,
ciclopropiletilo, ciclobutilmetilo, ciclopentilo, ciclohexilo, ciclopentilmetilo, ciclohexilmetilo,
fluorometilo, difluorometilo, trifluorometilo, 2,2,2-trifluoroetilo, trifluorometoxi, 2,2,2-
trifluoroetoxi, flaor, cloro, bromo, yodo, hidroxi, hidroximetilo, hidroxietilo, ciano, amino,
aminometilo, aminoetilo, N-metilamino, (N-metilamino)metilo, (N-metilamino)etilo, N,N-
dimetilamino, (N,N-dimetilamino)metilo, (N,N-dimetilamino)etilo, N,N,N-trimetilamonio, N,N,N-
trimetilmetan-ilamonio, aminocarbonilo, aminocarbonilmetilo, aminocarboniletilo, (N-
metilamino)carbonilo, (N-metilamino) carbonilmetilo, (N,N-dimetilamino)carbonilo, (N,N-
dimetilamino)carbonilmetilo, aminocarbonilamino, aminocarbonilaminometilo,
metilcarbonilamino, metilcarbonilaminometilo, carboxi, carboximetilo, carboxietilo,
metoxicarboxi, carboximetoxi, carboxietoxi, carboximetoximetilo, carboxietoximetilo, —
S(=0)20H, —CH2(S(=0)20H), =S(=0)2NH2, —CH2(S(=0)2NH2), aminoetoxi, aminopropoxi,
(N-metilamino)etoxi, (N-etilamino)etoxi, (N,N-dimetilamino)etoxi, (N,N-dimetilamino) etoxi,
(N,N,N-trimetilamonio)etoxi, metoxi, etoxi, metoximetilo, etoximetilo, difluorometoxi,
trifluorometoxi y 2,2,2-trifluoroetoxi;

R11a se selecciona de hidrégeno, hidroxi, metilo, etilo, metoxi y etoxi;

R11D se selecciona de (H2N-C(=NH)-NH)metilo, (H2N-C(=NH)-NH)etilo, (H2N-
C(=NH)-NH)propilo, (H2N-C(=NH)-NH)butilo, fenilo, bencilo, piridinilo, piridinilmetilo,
indolilo, indolilmetilo, piridazinilo, piridazinilmetilo, pirimidilo, pirimidilmetilo, pirazinilo,
pirazinilmetilo, imidazolilo, imidazolilmetilo, pirazolilo, pirazolilmetilo, [1,2,4]triazolo[1,5-
a]piridina, oxazolilo, oxazolilmetilo, tiazolilo y tiazolilmetilo;

cada R11C se selecciona independientemente de fluoro, cloro, bromo, yodo,
(carboximetil)oxi, (carboximetil)oximetilo, (carboxietil)oxi, hidroxi, hidroximetilo, hidroxietilo,
metoxi, etoxi, difluorometoxi, trifluorometoxi, carboxi, carboximetilo, aminocarbonilo,

aminocarbonilmetilo, (N-metilamino)carbonilo, (N-metilamino) carbonilmetilo, (N,N-

dimetilamino)carbonilo, (N,N-dimetilamino)carbonilmetilo, amino, N-metilamino, N,N-
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dimetilamino, N,N-dietilamino, aminometilo, (N,N-dimetilamino) metilo, (N,N-
dietilamino)metilo, N,N,N-trimetilamonio, N,N,N-trimetilmet-1-il-amonio, N,N,N-trietilamonio,
N,N,N-trietilmet-1-il-amonio, metilo, etilo, isopropilo, ciclopropilo, ciclobutilo, difluorometilo,
trifluorometilo, aminoetoxi, aminopropoxi, aminoetoximetilo, (N,N-dimetilamino)etoxi, N,N,N-
trimetilet-1-iloxi-amonio, ciano y metilcarbonilpiperazilo [(N-acetil)piperazilo;

R12a se selecciona de hidrogeno, metilo, etilo, propilo, ciclopropilo e isopropilo; y

R12b se selecciona de hidrégeno, metilo, etilo y propilo.

10. EIl compuesto de la reivindicacién 1 o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, en

donde

R12ay R12b junto con los atomos a los que estan unidos forman un anillo saturado

Lo Y
seleccionado deg, E{ Y :

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

donde:
R13a es hidrégeno, metilo o propilo;
R13D es hidrogeno o metilo;
R13¢ se selecciona de indolilo, pirrolo[2,3-b]piridinilo, quinolinilo, indazolilo y naftilo;
R13¢ se selecciona de indolilo y pirrolo[2,3-b]piridinilo;

cada R13d se selecciona independientemente de fluoro, cloro, bromo, yodo, metilo, etilo,

propilo, isopropilo, carboxi, carboximetilo, metoxi, difluorometoxi, trifluorometoxi y etoxi;

cada R14a se selecciona independientemente de amino, hidroxi, N-metilamino, N,N-
dimetilamino, N-etilamino, metoxi y etoxi; y

cada R14b se selecciona independientemente de hidrégeno, metilo, etilo, propilo,
isopropilo, n-butilo, sec-butilo, isobutilo, n-pentilo, isopentilo, neopentilo, trifluorometilo,
trifluoroetilo, fenilo, bencilo, clorofenilo, diclorofenilo, fluorofenilo, difluorofenilo, bromofenilo,
yodofenilo, clorobencilo, diclorobencilo, fluorobencilo, difluorobencilo, bromobencilo,
yodobencilo, naftilo, naftilmetilo, pirazolilo, pirazolilmetilo, indolilo, indolilmetilo, imidazolilo,

imidazolilmetilo, piridilo y piridilmetilo.
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12. El compuesto de reivindicacion 1 seleccionado del grupo que consiste en las SEQ ID NO:

1-289, o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

500 13. El compuesto de la reivindicacién 1, seleccionado del grupo que consiste en (SEQ ID
NOS 5, 10, 18, 22, 30, 31, 41, 45, 48, 51, 52, 53, 60, 68, 77, 83, 87, 104, 183, 196, 206, 210, 214,
221, 229, 237, 247, 250, 254, 257 y 265, respectivamente, por orden de aparicién):

NHZ
HN

ﬁ Spes
HN //// NH

HN (¢] HO NH

N (o]
HN z o) s HNT Yo
74 \fH
" SEQ ID NO. 10,

505 SEQ ID NO. 18,
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A
o HN NH,
HN = 0
OH HN HoN
O, NH 0]
2 3
— —

HNY o N—
NHO, o \
; o
\\ o >—\ o} INH
N N HN HN
HO\\) NH d o
o on o
SEQ ID NO. 22,
AN
HN HN o
HO _ _s
} o HO
o o 2:0
HN
NH O o
}NH o o
HO. HN—., 9 S HN
H \[ NG < HO NH
N . N o \ NH, o)
N o) S (o]
7N e NP
= NHO, _O \ >_/
o N o INH
N HN HN
NH j o
“oH o
SEQ ID NO. 30,
A\
HN HNC o
— -
NN
OH _ HN HO
o) NH O o
: S b I
o. HN S aN
H -
NN \E N NH HO NH
L/ N o 2 o
_ 0 % o
\ HN\ o  N—
NHO o 13 >\—/
[e] \/\—\ [e] INH
N HN HN
NH j o
OH o

SEQ ID NO. 31,
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SEQ ID NO. 41,

510 SEQ ID NO. 45,

SEQ ID NO. 48,

HO._, HN—, = _HN
H - . oH NH
N o~
/N { /\EN OON;'\\I NH, OO e
= \ HNT\ o] N—
NHO
o:éii—\’ o © "NH
N HN HN
NH d o
“on %o
SEQ ID NO. 51,
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SEQ ID NO. 52,

SEQ ID NO. 53,

OH

SEQ ID NO. 60,

515
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~o SEQ ID NO. 68,

A
HN NH,
_ o
HO
OH 1o HN HoN
o NH O o
O)\ }NH 0 O )—/<
O, HN—, 9 > HN
N \E/,' < v Ho” NH
N Z NH
M) N o) d
_ 0 % . ©
HNTN\ S0 N—
NHO o >3 >«\—/
o o INH
N HN HN
NH j o
“on o
SEQ ID NO. 77,

SEQ ID NO. 83,
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>—< NH o
NH 0 0
H2N

\ Ol/z:l\l) HN HN
Hof 4 N;_d 0
SEQ ID NO. 87,
O O
NH o O
2 YN (\e NH, / :g_g:gi
520 SEQ ID NO. 104,
Cl

SEQ ID NO. 183,
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N= SEQ ID NO. 196,

o” “on SEQ ID NO. 206,

N
HN HzN\S//o
HO, °
HoN
o) )—{O o
-, = N
- N 44 NH
o]

SEQ ID NO. 210,
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OH

SEQ ID NO. 214,

525

SEQ ID NO. 221,

(o)

H
N

]

N
H

N

SEQ ID NO. 229,

;

N=
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SEQ ID NO. 237,

HO 7 \
g SEQ ID NO. 247,

H,N

" >_\_®_§Nm/
A 12—%:%
530

on SEQ ID NO. 250,
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N SEQ ID NO. 254,

— \ HNTN o N
NHO &S
o o INH
N HN HN
NH j o
OH o

SEQ ID NO. 257y

SEQ ID NO. 265,
0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

535 14. Una composicion farmacéutica que comprende el compuesto de una cualquiera de las
reivindicaciones 1-12 o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, y un vehiculo

farmacéuticamente aceptable.

15. Un método de tratamiento la Ell y otras enfermedades inflamatorias impulsadas por el
TNFao que comprende administrar una cantidad terapéuticamente eficaz de un compuesto de una

540 cualquiera de las reivindicaciones 1-12 o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, a un
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sujeto que necesita dicho tratamiento, en donde dicha Ell y otras enfermedades inflamatorias
impulsadas por el TNFa se seleccionan de la colitis ulcerosa, la enfermedad de Crohn, la artritis
reumatoide, la artritis reumatoide juvenil, la psoriasis, la artritis psoriasica, la espondilitis

anquilosante, la espondiloartritis axial no radiogréfica y la hidradenitis supurativa.

16. El método de acuerdo con la reivindicacion 15, en donde dicha Ell y otras enfermedades
inflamatorias impulsadas por el TNFa se seleccionan de la colitis ulcerosa y la enfermedad de
Crohn.

17. El método de acuerdo con la reivindicacion 15, en donde dicha Ell y otras enfermedades
inflamatorias impulsadas por el TNFa. se seleccionan de la artritis reumatoide, la artritis
reumatoide juvenil, la psoriasis, la artritis psoriasica, la espondilitis anquilosante, la

espondiloartritis axial no radiogréafica y la hidradenitis supurativa.

18. El método de una cualquiera de las reivindicaciones 15-17, en donde la cantidad eficaz
del compuesto o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo se administra por via oral al

sujeto.

19. Uso de un compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-13 o una sal

farmacéuticamente aceptable del mismo en terapia.

20. Uso de un compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-13 o una sal
farmacéuticamente aceptable del mismo para tratar la EIl y otras enfermedades inflamatorias
impulsadas por el TNFa seleccionadas de la colitis ulcerosa, la enfermedad de Crohn, la artritis
reumatoide, la artritis reumatoide juvenil, la psoriasis, la artritis psoriasica, la espondilitis

anquilosante, la espondiloartritis axial no radiografica y la hidradenitis supurativa.

21. Uso de un compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-13 o una sal
farmacéuticamente aceptable del mismo para tratar la Ell y otras enfermedades inflamatorias

impulsadas por el TNFa seleccionadas de la colitis ulcerosa y la enfermedad de Crohn.

22. Uso de un compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-13 o una sal
farmacéuticamente aceptable del mismo para tratar la EIl y otras enfermedades inflamatorias
impulsadas por el TNFa seleccionadas de la artritis reumatoide, la artritis reumatoide juvenil, la
psoriasis, la artritis psoriasica, la espondilitis anquilosante, la espondiloartritis axial no
radiogréafica y la hidradenitis supurativa.
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