REIVINDICACIONES
1. Un compuesto representado por la Férmula I:

o]
Rl/o_zL—
(1

0 una sal farmacéuticamente aceptable de este; en donde:

R es fenilo sustituido por (i) apariciones de ciano y m de R4, y (ii) alcoxilo
C1.4 0 haloalcoxilo C1.4:;

R? representa de forma independiente para cada aparicion de alquilo Cy.4;

R3 es hidrégeno o alquilo Cy.4;

R* es alquilo C1.4;

R® representa de forma independiente para cada aparicion de alquilo C,.4 0
hal6geno;

Al es un pirimidinileno, piridazinileno, pirazinileno, piridinileno o fenileno,
cada uno de los cuales esta sustituido con n apariciones de R>;

L es un enlazador; y

A? es uno de los siguientes:

N R1A

N\Y

B! es (i) ciclobutileno sustituido por 1, 2, 3 o0 4 apariciones de R? o (ii)
ciclohexileno sustituido por 0, 1 o 2 apariciones de R?;

R1A es alquilo Cy.4 0 cicloalquilo C3.4;

R2A representa de forma independiente para cada aparicién de alquilo C1.4 0
cicloalquilo Cs.4;

R3A es hidrégeno, halo, alquilo C;4, haloalquilo C;4 0 alcoxilo Cy.4;

R4 es -(alquileno Cy¢)-(heteroarilo de 5-6 miembros que contiene 1, 2 0 3



5. El compuesto de la reivindicacion 1, en donde R* es

heteroatomos seleccionados independientemente de nitrdgeno, oxigeno vy
azufre), -(alquileno C;6)-C(O)N(R>*)(R®%), -(alquileno Ci4)-N(R**)C(O)R"A, -
(alquileno C1.6)-CO,RA, -(alquileno C,.4)-OC(O)R’A, -(alquileno Ci.)-ciano, -
(alquileno C,.¢)-O-(alquilo C1), alquilo C, cicloalquilo Cs¢ 0 hidrégeno; o R*A
y R194 junto con el atomo de carbono al que estan unidos forman un anillo
carbociclico saturado Cs.s;

R>5A 'y R% son independientemente hidrégeno, alquilo C,.¢ 0 cicloalquilo Cs;
0 R% y R®A se toman junto con el a&tomo de nitrégeno al que estan unidos para
formar un anillo de 3-7 miembros que contiene 1 atomo de nitrégeno;

R"A es alquilo C1., -(alquileno Cy.6)-(cicloalquilo Cz), 0 cicloalquilo Cs;

R10A es hidrégeno o alquilo C14; Y

m, ny p son independientemente 0, 1 o 2.
. El compuesto de la reivindicacién 1, en donde R! es fenilo sustituido por (i)
apariciones de ciano y m de R4, y (ii) alcoxilo Cy.4.
. El compuesto de la reivindicacion 1, en donde R?! es fenilo sustituido por (i)
apariciones de ciano y m de R4, y (ii) haloalcoxilo Cy4.

/
0

. El compuesto de la reivindicacion 1, en donde R! es :

R F

Ve
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. El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-3, en donde m es 0.

7. El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-6, en donde R? es

alquilo Cy_4.

. El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-6, en donde R? es
metilo.

. El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-8, en donde R3 es

hidrogeno.

10.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-9, en donde B! es

ciclobutileno sustituido por 1, 2, 3 0 4 apariciones de R2.



11.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-9, en donde B! es
ciclobutileno sustituido por 4 apariciones de R2.

12.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-9, en donde B! es
ciclohexileno sustituido por 0, 1 o 2 apariciones de R2.

13.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-9, en donde B! es
ciclohexileno.

14.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-13, en donde el
compuesto es un compuesto de la Formula |.

15.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-9, en donde el
compuesto es un compuesto de la Formula la o una sal farmacéuticamente

aceptable de este:

R?
R0 R o

R? N
e N ()
R3 (1a).

16.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-9, en donde el
compuesto es un compuesto de la Férmula Ib o Ic, o una sal farmacéuticamente

aceptable de este:

R? R?
O\@/ R o R—0, \ R o
RZT N R? N
e e
R® R®

(Ib) (Ic).

17.El compuesto de la reivindicacion 1, en donde el compuesto es un compuesto

Rl___

de la Formula Id o una sal farmacéuticamente aceptable de este:

(0]
X @@
NZ (1d).

18.El compuesto de la reivindicacion 1, en donde el compuesto es un compuesto

de la Férmula le o una sal farmacéuticamente aceptable de este:



O
NZ (le).

19.El compuesto de la reivindicacion 1, en donde el compuesto es un compuesto

de la Férmula If o una sal farmacéuticamente aceptable de este:

O
NZ (1),

20.El compuesto de la reivindicacion 1, en donde el compuesto es un compuesto

de la Férmula Ig o una sal farmacéuticamente aceptable de este:

(@]
i
NZ (Ig).

21.El compuesto de la reivindicacion 1, en donde el compuesto es un compuesto
de la Férmula Ih o una sal farmacéuticamente aceptable de este:

(@]
E o
NZ (Ih).

22.El compuesto de la reivindicacion 1, en donde el compuesto es un compuesto

de la Formula li o una sal farmacéuticamente aceptable de este:

(@]
FLO O N
b N o —(w)
F
—

N (1i).
23.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-9, en donde el
compuesto es un compuesto de la Férmula Ij o una sal farmacéuticamente

aceptable de este:



Rl__

o
EL_ (.

24.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-6, en donde el
compuesto es un compuesto de la Formula Ik o una sal farmacéuticamente

aceptable de este:

O
EL_ (IK).

25.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-6, en donde el

compuesto es un compuesto de la Formula Il o Im, o una sal farmacéuticamente
aceptable de este:

R—0
I O\ i
[ j N I I Il
R® R®

(I (Im).

26.El compuesto de la reivindicacion 1, en donde el compuesto es un compuesto

R—0,,

de la Férmula In o una sal farmacéuticamente aceptable de este:

NG HL— i

27.El compuesto de la reivindicacion 1, en donde el compuesto es un compuesto

de la Férmula lo o Ip, o una sal farmacéuticamente aceptable de este:

O O\O 0
2 N
: @
R3

(lo)
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e sci=c
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(Ip).
28.El compuesto de la reivindicacion 1, en donde el compuesto es un compuesto

de la Férmula Ig o una sal farmacéuticamente aceptable de este:

E FO)©/O\©\ o
F
> HL_ o

29.El compuesto de la reivindicacion 1, en donde el compuesto es un compuesto

de la Formula Ir o Is, 0 una sal farmacéuticamente aceptable de este:

(In)

F

NZ " (a1—(w)
(Is).

30.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-29, en donde A! es
piridazinileno sustituido por n apariciones de R®>.
31.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-29, en donde Al es
N—N
7 N\

32.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-29, en donde A! es
pirimidinileno sustituido por n apariciones de R>.
33.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-29, en donde A! es

, donde ** es el punto de unién a L.



34.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-29,

N
HN}H

35.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-29,

, donde ** es el punto de unién a L.

pirazinileno sustituido por n apariciones de R®.

36.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-29,
5

37.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-29,

piridinileno sustituido por n apariciones de R®.

38.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-29,
N
7N

— , donde ** es el punto de unién a L.
39.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-29,
fenileno sustituido por n apariciones de R®.

40.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-29,

HOH

en donde Al

en donde Al

en donde Al

en donde Al

en donde Al

en donde Al

en donde Al

es

es

es

es

es

es

es

41.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-30, 32, 35, 37 0 39, en

donde n es 0.

42.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-41, en donde R3A es

halo, alquilo C,.4 0 alcoxi Cy_4.

43.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-42, en donde A? es

Ny R

44.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-41, en donde A? es



45.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-43, en donde R*y
R10A  junto con el atomo de carbono al que estan unidos forman un anillo
carbociclico saturado Cs.s.

46.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-44, en donde R** es -
(alquileno Cg.¢)-(heteroarilo de 5-6 miembros que contiene 1, 2 o 3 heteroatomos
seleccionados independientemente de nitrégeno, oxigeno y azufre).

47.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-44, en donde R** es -
(alquileno C;.,)-(heteroarilo de 5-6 miembros que contiene 1, 2 o 3 heteroatomos
seleccionados independientemente de nitrdgeno, oxigeno y azufre).

48.EIl compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-44, en donde R*" es -
(alquileno Cy.,)-(heteroarilo de 5 miembros que contiene 1 o 2 heteroatomos
seleccionados independientemente de nitrdgeno, oxigeno y azufre).

49.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-44, en donde R*\ es
(alquileno C,.,)-(oxazolilo).

50.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-44, en donde R*A es
(alquileno C,.4)-O-(alquilo Cy.).

51.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-44, en donde R* es
(alquileno C,.,)-O-(alquilo Cy.,).

52.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-44, en donde R*A es
alquilo Cy.

53.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-44, en donde R* es
metilo.

54.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-53, en donde R4 es
alquilo Cy_4.

55.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-53, en donde R4 es



metilo.

56.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-55, en donde R?A es
alquilo Cy_4.

57.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-55, en donde R?A es
metilo.

58.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-57, en donde p es 2.

59.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-41, en donde A? es
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63.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-41, en donde A? es

64.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-41, en donde A? es

N\
|
/N\i N _ /N\i
N AN N\ AN N\ N
1 N N ( N N ( N _N
S 7/ S 7/ g 7/ o

65. El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-41, en donde A? es

N
%N/ f\\\ % 3\\ %N/ )\\\
T % % T %
N N N\ AN N\ N
\ N —N \ N —N \ N —N
S 7/ | S 7/ | g 7/ o
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66.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-41, en donde A? es
N\
l
/N\i /N Z /N\i
N N Ny N N N
\ N —N \ N —N \ N —N
e e A S

N\ =N
\ g Nf’\\l.

67.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-41, en donde A? es

N
D
S
N
/3\
NN
e
S
N
l\
A =N
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68.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-41, en donde A? es

F
/N&
=N =N Ny N
N N \S \fN
E cl
cl
" &t .
N N N\ N NN
—N —N N/
\S 7/ \S 7/ \S 7/N
@S 5
\ %
S

69. El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-41, en donde A? es

F —

/

z-Z
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R T T
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/Ni
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70.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-41, en donde A? es

S
B NXN / NXIN
\N/CO\ N o~

71.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-41, en donde A? es

BN oSN
SN N N
7 N4 7" N=N
N J/ N,
N ’///O\ N ’//\O/

72.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-71, en donde L es una

uno de los siguientes:

uno de los siguientes:

cadena de hidrocarburos Cig bivalente, saturada o insaturada, lineal o
ramificada, en donde 0-20 unidades de metileno del hidrocarburo se reemplazan
independientemente con -O-, -S-, -N(H)-, -N(alquilo C,)-, -OC(O)-, -C(O)O-, -
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S(0)-, -S(0),-, -N(H)S(0),-, -N(alquilo C1.6)S(0),-, -S(O)2N(H)-, -S(O).N(alquilo
Ci6)-, -N(H)C(O)-, -N(alquilo C;.6)C(0O)-, -C(O)N(H)-, -C(O)N(alquilo Cj.6)-, -
OC(O)N(H)-, -OC(O)N(alquilo Cy1.5 )-, -N(H)C(O)O-, -N(alquilo C14)C(O)O-, -
N(carbociclilo de 3-10 miembros opcionalmente sustituido)-, carbociclilo de 3-10
miembros opcionalmente sustituido, o heterociclilo de 3-10 miembros
opcionalmente sustituido que contiene 1, 2, 3 0 4 heteroatomos seleccionados
independientemente de nitrdgeno, oxigeno y azufre.

73.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-71, en donde L es una
cadena de hidrocarburos Cj;.3g bivalente, saturada, lineal o ramificada, en donde
0-15 unidades de metileno del hidrocarburo se reemplazan independientemente
con -O-, -N(H)-, -N(alquilo Cy)-, -OC(O)-, -C(0)O-, -N(H)C(O)-, -N(alquilo C;.
6)C(0O)-, -C(O)N(H)-, -C(O)N(alquilo Ci¢)-, carbociclilo de 3-10 miembros o
heterocicliio de 3-10 miembros que contiene 1, 2 o 3 heteroatomos
seleccionados independientemente de nitrdgeno, oxigeno y azufre.

74.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-71, en donde L es una
cadena de hidrocarburos C;.3g bivalente, saturada, lineal o ramificada, en donde
0-15 unidades de metileno del hidrocarburo se reemplazan independientemente
con -O-, -N(H)-, -N(alquilo C.)-, -OC(0O)-, -C(O)O-, -N(H)C(O)-, -N(alquilo C;.
6)C(O)-, -C(O)N(H)- 0 -C(O)N(alquilo Cy.¢)-.

75.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-71, en donde L es una
cadena de hidrocarburos Cs4o bivalente, saturada o insaturada, lineal o
ramificada, en donde 1-20 unidades de metileno del hidrocarburo se reemplazan
independientemente con -O-, -N(H)-, -N(alquilo C1.¢)-, -N(H)C(O)-, -N(alquilo C;.
6)C(0)-, -C(O)N(H)-, -C(O)N(alquilo C;4)-, carbociclilo de 3-10 miembros
opcionalmente sustituido, o heterocicliio de 3-10 miembros opcionalmente
sustituido que contiene 1, 2, 3 o0 4 heteroAtomos seleccionados
independientemente de nitrdgeno, oxigeno y azufre.

76.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-71, en donde L es -
(anillo heterociclico saturado espirociclico o biciclico fusionado de 7-11
miembros que contiene 1, 2 o 3 heterodtomos seleccionados de nitrégeno y
oxigeno)-X1-*** en donde X! es alquileno Cg_4, alquinileno C,_4 u O, en donde ***
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es el punto de unién a A2,

77.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-71, en donde L es -
(anillo heterociclico saturado espirociclico o biciclico fusionado de 8-10
miembros que contiene 1, 2 o 3 heteroatomos seleccionados de nitrégeno y
oxigeno, en donde el anillo heterociclico esta sustituido por 0, 1 o 2 apariciones
de halo o alquilo C;.4)-X!-*** en donde X! es alquileno Cy.4, alquinileno C,4 u O,
en donde *** es el punto de unién a A2

78.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-71, en donde L es -
(anillo heterociclico saturado espirociclico de 10-13 miembros que contiene 1, 2
0 3 heteroatomos seleccionados de nitrégeno y oxigeno)-X!-*** en donde X! es
alquileno Cg.4, alquinileno C,.4 u O, en donde *** es el punto de unién a A2.

79.EI compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 76-78, en donde X! es
alquileno Cy4.

80.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 76-78, en donde X! es
alquinileno C;.4.

81.EIl compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 76-78, en donde X! es
C=C-.

82.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 76-78, en donde X! es
O.

83.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-71, en donde L es -
(anillo heterociclico saturado biciclico, espirociclico de 8-10 miembros que
contiene 1 o 2 heteroatomos seleccionados de nitrégeno y oxigeno)-O-***, en
donde *** es el punto de uniéon a A2.

84.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-71, en donde L es un
anillo heterociclico saturado espirociclico o biciclico fusionado de 7-11 miembros
gue contiene 1, 2 o 3 heteroatomos seleccionados de nitrégeno y oxigeno.

85. El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-71, en donde L es -
(anillo heterociclico saturado biciclico fusionado de 8-10 miembros que contiene
1, 2 o 3 heteroatomos seleccionados de nitrdgeno y oxigeno, en donde el anillo
heterociclico esté sustituido por 0, 1 o 2 apariciones de alquilo C;.4)-.

86.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-71, en donde L es -
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(anillo heterociclico saturado triciclico de 9-13 miembros que contiene 1, 2 0 3
heteroatomos seleccionados de nitrégeno y oxigeno)-(alquileno Cg.4)-***, en
donde *** es el punto de unién a A2.

87.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-71, en donde L es un
anillo aroméatico fusionado o parcialmente insaturado de 8-10 miembros que
contiene 1, 2 o 3 heterodtomos seleccionados de nitrdgeno y oxigeno.

88.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-71, en donde L es un
anillo heterociclico saturado espirociclico o biciclico fusionado de 7-8 miembros
gue contiene 2 heterodtomos seleccionados de nitrégeno.

89.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-71, en donde L es -
(anillo heterociclico saturado monociclico de 3-7 miembros que contiene 1 0 2
heteroatomos seleccionados de nitrégeno)-X3-(anillo heterociclico saturado
monociclico de 3-7 miembros que contiene 1 o 2 heteroatomos seleccionados
de nitr6geno)-, en donde X3 es alquileno Cj.;0, -O-, -N(H)-, -N(alquilo C1.4)-, o un
enlace.

90.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-71, en donde L es -
(piperidinileno)-(alquileno C;.5)-(piperazinileno)-***, en donde *** es el punto de
uniéon a A2,

91.El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-71, en donde L es -
(piperazinileno)-(azetidinileno)-*** o -(azetidinileno)-(piperazinileno)-***, en
donde *** es el punto de unién a A2.

92. El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-71, en donde L es

uno de los siguientes:
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é‘ NQO\ g /*** §\ NQO\ Kk NOC —kkk N/
kY N
,44\{ Fokk .
N / hy,

en donde *** es el punto de unién a A2
93. El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-71, en donde L es uno

de los siguientes:

*kk F
é*NDO\/ §—N<:13N_*** N N— s %NCI::N—***
F

éNQC) ;\NQG %/NOCN,W E’NOQ***

F N\*** = N\*** §/N N’***

*kk

/

el punto de unién a A2

en donde *** es

94.Un compuesto representado por la Formula It, lu, Ivo Ilw, o una sal
farmacéuticamente aceptable de este:
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N
W\

FXO
F PN
@) NON
NH N \/(N
O)/\@)\L N

(F)
(Iw)
en donde
L es uno de los siguientes:
(i) -(anillo heterociclico saturado espirociclico o biciclico fusionado de 7-11
miembros que contiene 1, 2 o 3 heteroatomos seleccionados
independientemente de nitrdgeno y oxigeno)-O-*** en donde *** es el
punto de union al grupo fenileno en dicha formula;
(i) un anillo heterociclico saturado espirociclico o biciclico fusionado de 7-
11 miembros que contiene 1, 2 o 3 heterodtomos seleccionados
independientemente de nitrdgeno y oxigeno; o
(iii) -(anillo heterociclico saturado espirociclico de 7-11 miembros que
contiene 1 o 2 heterodtomos seleccionados de nitrégeno)-(alquinileno C,.
4)-*** en donde *** es el punto de union al grupo fenileno en dicha formula;
y
tesOo 1.
95. El compuesto de la reivindicacion 94, en donde t es 0.
96.Un compuesto representado por la Férmula Ix, ly, Iz o laa, 0o una sal

farmacéuticamente aceptable de este:



20



21

N
W\

(F)x
(laa)

en donde:

97.
98.
99.

100.

R20 es metilo, etilo, -CH,-O-CH3 0 -(CH,),-O-CHj;

L es uno de los siguientes:
(i) -(anillo heterociclico saturado espirociclico o biciclico fusionado de 7-11
miembros que contiene 1, 2 o 3 heteroatomos seleccionados
independientemente de nitrdgeno y oxigeno)-O-*** en donde *** es el
punto de union al grupo fenileno en dicha formula;
(i) un anillo heterociclico saturado espirociclico o biciclico fusionado de 7-
11 miembros que contiene 1, 2 o 3 heterodtomos seleccionados
independientemente de nitrdgeno y oxigeno; o
(i) -(anillo heterociclico saturado espirociclico de 7-11 miembros que
contiene 1 o 2 heterodtomos seleccionados de nitrégeno)-(alquinileno C,.
4)-*** en donde *** es el punto de union al grupo fenileno en dicha formula;
y

tesOo 1l

El compuesto de la reivindicacion 96, en donde t es O.

El compuesto de la reivindicacion 96 o 97, en donde R?° es metilo o etilo.

El compuesto de la reivindicacién 96 o 97, en donde R?0 es -CH,-O-CHs 0 -

(CH3),-O-CHs.

El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 94-99, en donde L

es un -(anillo heterociclico saturado espirociclico o biciclico fusionado de 7-

11 miembros que contiene 1, 2 o 3 heteroatomos seleccionados

independientemente de nitrdgeno y oxigeno)-O-*** en donde *** es el punto
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de unién al grupo fenileno en dicha formula.

101. El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 94-99, en donde L
es un anillo heterociclico saturado espirociclico o biciclico fusionado de 7-11
miembros que contiene 1, 2 o 3 heterodtomos seleccionados
independientemente de nitrégeno y oxigeno.

102. El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 94-99, en donde L
es -(anillo heterociclico saturado espirociclico de 7-11 miembros que
contiene 1 o 2 heteroatomos seleccionados de nitrégeno)-(alquinileno C,.4)-
*** en donde *** es el punto de unién al grupo fenileno en dicha formula.

103. El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 94-99, en donde L

es uno de los siguientes:

é‘NOO\ o FNQO\*** L{NDC _—
AJJ{N *kk -
=
X #a N T e

,—rr< Jokok
/

en donde *** es el punto de union al grupo fenileno en dicha formula.

104. EIl compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-71 o 94-99, en

0]
%_ NQ<> \***

fenileno en dicha férmula.

donde L es , en donde *** es el punto de union al grupo

105. EIl compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-71 o 94-99, en

So Sy
donde L es , en donde *** es el punto de unioén al grupo

fenileno en dicha férmula.
106. ElI compuesto de la reivindicacion 94, en donde el compuesto esta
representado por la Férmula lab o una sal farmacéuticamente aceptable de
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esta:

N\ N
5 NON

—

N

O\%\NH oON
7/
O)\@%NQO\O (lab).

107. ElI compuesto de la reivindicacion 94, en donde el compuesto esta
representado por la Férmula lac o una sal farmacéuticamente aceptable de

esta:

,\{\ S @N

\ Or™

0
O‘%"'NH N
O)\@%NQO\O (lac).

108. EI compuesto de la reivindicacion 94, en donde el compuesto esta

oMN

\~/

representado por la Férmula lad o una sal farmacéuticamente aceptable de

\ Y

esta:

)/.\© Q)

(-

© N © (lad).

109. El compuesto de la reivindicacion 94, en donde el compuesto esta

representado por la Férmula lae o una sal farmacéuticamente aceptable de
esta:
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ok GO O

S
(lae).

110. El compuesto de la reivindicacion 94, en donde el compuesto esta

representado por la Formula laf o una sal farmacéuticamente aceptable de

o e OO

S

esta:

(laf).
111. El compuesto de la reivindicacion 1, en donde el compuesto esta
representado por la Férmula lag o una sal farmacéuticamente aceptable de

esta:

0 et

112. El compuesto de la reivindicacion 1, en donde el compuesto esta

S

representado por la Férmula lah o una sal farmacéuticamente aceptable de

v

113. Un compuesto en la Tabla 1 o 2, o una sal farmacéuticamente aceptable de

esta:

S

este.
114. Una composicion farmacéutica que comprende un compuesto de una

cualquiera de las reivindicaciones 1-113 o un portador farmacéuticamente
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aceptable.

Un método para tratar el cancer, que comprende administrar a un paciente
gue lo necesita una cantidad terapéuticamente eficaz de un compuesto de
una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 113 para tratar el cancer.

El método de la reivindicacion 115, en donde el cancer es cancer de ovario,
cancer de utero, cancer de endometrio, cancer de cuello uterino, cancer de
prostata, cancer testicular, cancer de mama, cancer de cerebro, cancer de
pulmén, cancer bucal, cancer de es6fago, cancer de vias respiratorias y
digestivas altas, cancer de estdbmago, cancer de colon, cancer de recto,
cancer de piel, carcinoma de glandulas sebaceas, cancer de vias biliares,
cancer de vesicula biliar, cancer de higado, cancer de pancreas, cancer de
vejiga, cancer de vias urinarias, cancer de rifién, cancer de ojo, cancer de
tiroides, linfoma o leucemia.

El método de la reivindicacion 115, en donde el cancer es cancer de prostata.
El método de una cualquiera de las reivindicaciones 115-117, en donde el
paciente es un ser humano.

Un método para provocar la muerte de una célula cancerosa, que comprende
poner en contacto una célula cancerosa con una cantidad eficaz de un
compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 1-113 para provocar la
muerte de la célula cancerosa.

El método de la reivindicaciéon 119, en donde la célula cancerosa se
selecciona de una célula de cancer de ovario, cancer de Gtero, cancer de
endometrio, cancer de cuello uterino, cancer de prostata, cancer testicular,
cancer de mama, cancer de cerebro, cancer de pulmon, cancer bucal, cancer
de esoéfago, cancer de vias respiratorias y digestivas altas, cancer de
estébmago, cancer de colon, cancer de recto, cancer de piel, carcinoma de
glandulas sebaceas, cancer de vias biliares, cancer de vesicula biliar, cancer
de higado, cancer de pancreas, cancer de vejiga, cancer de vias urinarias,
cancer de rifidn, cancer de ojo, cancer de tiroides, linfoma o leucemia.

El método de la reivindicacién 119, en donde la célula cancerosa es célula

de cancer de préstata.
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Un compuesto cristalino de la Férmula II-5:

N
e
Y \ CS) N%D/NN
=N /)\
O‘%-"NH o@N
O

(11-5).
El compuesto de la reivindicacion 122, en donde el compuesto exhibe un
patron de difraccion de polvo de rayos X que comprende picos en los
siguientes angulos de difraccion (26): 13,1+0,2,17,6 £0,2, 18,3+0,2, 18,7
+0,2,19,5+0,2,23,8+0,2,y 25,6 +0,2.
El compuesto de la reivindicacién 123, en donde el patrén de difraccién de
polvo de rayos X comprende ademas un pico en el siguiente angulo de
difraccion (26): 8,1 +0,2.
El compuesto de la reivindicacion 123 o 124, en donde el patrén de difraccion
de polvo de rayos X comprende ademas un pico en el siguiente angulo de
difraccion (26): 9,9 £ 0,2.
El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 123-125, en donde
el patrén de difraccion de polvo de rayos X comprende ademas un pico en el
siguiente angulo de difraccion (26): 10,5 £ 0,2.
El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 123-126, en donde
el patrén de difraccion de polvo de rayos X comprende ademas un pico en el
siguiente angulo de difraccion (26): 15,8 +0,2.
El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 123-127, en donde
el patrén de difraccion de polvo de rayos X comprende ademas un pico en el
siguiente angulo de difraccién (20): 19,8 + 0,2.
El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 123-128, en donde
el patrén de difraccion de polvo de rayos X comprende ademas un pico en el
siguiente angulo de difraccion (20): 25,3 £ 0,2.

El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 123-129, en donde
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la intensidad relativa del pico en dichos angulos de difraccion (26) es al
menos 20 %.

El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 123-129, en donde
la intensidad relativa del pico en dichos angulos de difraccion (26) es al
menos 30 %.

El compuesto de la reivindicacion 122, el compuesto se caracteriza por el
siguiente patrén de difraccion de polvo de rayos X expresado en términos de
angulo de difraccion 26, distancias interplanares de intensidad relativa

(expresada como un porcentaje con respecto al pico mas intenso):

Angulo _ Intensidad relativa
(26 espaciado-d [A] )
8,1 11,0 28
8,3 10,6 13
8,6 10,2 22
9,5 9,3 8
9,9 8,9 34
10,5 8,4 31
11,7 7,6 9
12,1 7,3 8
13,1 6,8 81
13,5 6,5 9
15,5 5,7 10
15,8 5,6 28
16,1 5,5 14
16,6 5,3 9
17,6 5,0 39
18,0 4,9 14
18,3 4.9 38
18,7 4,7 37
19,5 4,5 100
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Angulo _ Intensidad relativa
(26 espaciado-d [A] o)
19,8 4,5 37
20,4 4.4 11
21,6 4,1 22
22,7 3,9 5
23,3 3,8 9
23,5 3,8 21
23,8 3,7 56
24,3 3,7 22
25,1 3,5 20
25,3 3,5 30
25,6 3,5 64
26,2 3,4 7
27,0 3,3 6
27,5 3,2 7
28,8 3,1 6
31,9 2,8 6
33,1 2,7 5
33,7 2,7 8

El compuesto de la reivindicacion 122, en donde el compuesto tiene un
patron de difraccion de rayos X de polvo sustancialmente como se muestra
en la Figura 1.

El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 122-133, en donde
el compuesto tiene un punto de fusion inicial, determinado mediante
calorimetria diferencial de barrido en el rango de aproximadamente 180
grados Celsius a aproximadamente 200 grados Celsius.

El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 122-133, en donde

el compuesto presenta un punto de fusién inicial, determinado mediante
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calorimetria diferencial de barrido de aproximadamente 192 grados Celsius.
El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 122-133, en donde
el compuesto tiene una curva de calorimetria diferencial de barrido
sustancialmente igual a la que se muestra en la Figura 2.

El compuesto de la reivindicacion 122, en donde el compuesto exhibe un
patron de difraccién de polvo de rayos X que comprende picos en los
siguientes angulos de difraccién (26): 9,4 £ 0,2, 12,8 £ 0,2, 15,4 + 0,2, 18,2
+0,2,18,7+0,2,20,2+0,2,y 24,6 £0,2.

El compuesto de la reivindicacion 137, en donde el patron de difraccién de
polvo de rayos X comprende ademas un pico en uno o mas de los siguientes
angulos de difraccion (20): 8,5+0,2,11,7+0,2,125+0,2,17,6 £0,2, 19,6
+0,2,21,9+0,2,y23,5+0,2.

El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 137 o 138, en donde
la intensidad relativa del pico en dichos angulos de difraccion (26) es al
menos 20 %.

El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 137 0 138, en donde
la intensidad relativa del pico en dichos angulos de difraccion (26) es al
menos 30 %.

El compuesto de la reivindicacion 122, el compuesto se caracteriza por el
siguiente patron de difraccién de polvo de rayos X expresado en términos de
angulo de difraccion 26, distancias interplanares de intensidad relativa

(expresada como un porcentaje con respecto al pico mas intenso):

Angulo Intensidad relativa
espaciado-d [A]
[26] (%)
59 15,0 19
8,0 11,0 10
8,5 10,3 47
91 9,7 24
9,4 9,4 61
11,7 7,5 34
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Angulo Intensidad relativa
espaciado-d [A]
[26] (%)
12,5 7,1 32
12,8 6,9 50
14,5 6,1 6
14,8 6,0 9
154 5,8 100
15,9 5,6 6
17,1 5,2 15
17,6 5,0 44
18,2 4,9 57
18,7 4.7 85
19,6 4,5 36
20,2 4.4 91
20,8 4,3 11
21,0 4,2 12
21,4 4,2 10
21,9 4,1 38
22,3 4,0 22
22,9 3,9 10
23,5 3,8 34
23,9 3,7 20
24,6 3,6 74
25,1 3,5 21
25,4 3,5 5
26,1 3,4 23
26,5 3,4 5
27,1 3,3 22
27,4 3,3 5
28,7 3,1 14
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Angulo _ Intensidad relativa
espaciado-d [A]

[26] (%)

29,8 3,0 11

31,0 2,9 6

32,4 2,8 7

El compuesto de la reivindicacion 122, en donde el compuesto tiene un
patrén de difraccion de rayos X de polvo sustancialmente como se muestra
en la Figura 4.

El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 137-142, en donde
el compuesto tiene un punto de fusion inicial, determinado mediante
calorimetria diferencial de barrido en el rango de aproximadamente 180
grados Celsius a aproximadamente 200 grados Celsius.

El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 137-142, en donde
el compuesto presenta un punto de fusion inicial, determinado mediante
calorimetria diferencial de barrido de aproximadamente 192 grados Celsius.
El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 137-142, en donde
el compuesto tiene una curva de calorimetria diferencial de barrido
sustancialmente igual a la que se muestra en la Figura 5.

El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 122-145, en donde
el compuesto tiene una pureza superior al 98 % en peso.

El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 122-145, en donde
el compuesto tiene una pureza superior al 99 % en peso.

El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 122-145, en donde
el compuesto tiene una pureza superior al 99,5 % en peso.

Un compuesto en la Tabla 3, o una sal farmacéuticamente aceptable de este.
Una composicion farmacéutica que comprende un compuesto de una
cualquiera de las reivindicaciones 122-149 o un portador farmacéuticamente
aceptable.

Un método para tratar el cancer, que comprende administrar a un paciente

gue lo necesita una cantidad terapéuticamente eficaz de un compuesto de
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una cualquiera de las reivindicaciones 122-149 para tratar el cancer.

El método de la reivindicacién 151, en donde el cancer es cancer de ovario,
cancer de utero, cancer de endometrio, cancer de cuello uterino, cancer de
préstata, cancer testicular, cancer de mama, cancer de cerebro, cancer de
pulmon, cancer bucal, cancer de eso6fago, cancer de vias respiratorias y
digestivas altas, cancer de estdbmago, cancer de colon, cancer de recto,
cancer de piel, carcinoma de glandulas sebaceas, cancer de vias biliares,
cancer de vesicula biliar, cancer de higado, cancer de pancreas, cancer de
vejiga, cancer de vias urinarias, cancer de rifién, cancer de ojo, cancer de
tiroides, linfoma o leucemia.

El método de la reivindicacion 151, en donde el cancer es cancer de prostata.
El método de una cualquiera de las reivindicaciones 151-153, en donde el
paciente es un ser humano.

Un método para provocar la muerte de una célula cancerosa, que comprende
poner en contacto una célula cancerosa con una cantidad eficaz de un
compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 122-149 para provocar
la muerte de la célula cancerosa.

El método de la reivindicacion 155, en donde la célula cancerosa se
selecciona de una célula de cancer de ovario, cancer de utero, cancer de
endometrio, cancer de cuello uterino, cancer de prostata, cancer testicular,
cancer de mama, cancer de cerebro, cancer de pulmon, cancer bucal, cancer
de esoéfago, cancer de vias respiratorias y digestivas altas, cancer de
estbmago, cancer de colon, cancer de recto, cancer de piel, carcinoma de
glandulas sebaceas, cancer de vias biliares, cancer de vesicula biliar, cancer
de higado, cancer de pancreas, cancer de vejiga, cancer de vias urinarias,
cancer de rifidn, cancer de ojo, cancer de tiroides, linfoma o leucemia.

El método de la reivindicacion 155, en donde la célula cancerosa es una

célula de cancer de préstata.



