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DESCRIPCION
Compuestos inhibidores de proteasa de VIH
Campo técnico

La presente se refiere a nuevos compuestos y una composicioén y un método para inhibir la proteasa del virus de la
inmunodeficiencia humana (VIH), una composiciéon y método para inhibir o tratar una infeccién por VIH, procesos
para preparar los compuestos e intermedios sintéticos empleados en los procesos.

Antecedentes de la invencion

El genoma del virus de la inmunodeficiencia humana (VIH) codifica una proteasa que es responsable del
procesamiento proteolitico de uno o méas precursores de poliproteina tales como los productos génicos de pol y gag.
La proteasa de VIH procesa el precursor de gag a proteinas principales y también procesa el precursor de pol a
transcriptasa inversa y proteasa.

El procesamiento correcto de las poliproteinas precursoras por proteasas de VIH es necesario para el ensamblaje de
viriones infecciosos. Por lo tanto, la inhibicion de proteasa de VIH proporciona una diana util para el desarrollo de
agentes terapéuticos para el tratamiento de infeccién por VIH.

En afos recientes, los inhibidores de proteasa de VIH se han convertido en una clase importante de agentes
terapéuticos para inhibicion y tratamiento de infecciones por VIH en seres humanos. Los inhibidores de proteasa de
VIH son especialmente eficaces cuando se administran en combinacién con otras clases de agentes terapéuticos de
VIH, especialmente inhibidores de transcriptasa inversa de VIH, en “cocteles” de agentes terapéuticos de VIH.

En la actualidad, los inhibidores de proteasa de VIH saquinavir, ritonavir, indinavir, nelfinavir, amprenavir,
lopinavir/ritonavir, fosamprenavir y atazanavir se han aprobado en los Estados Unidos para tratamiento de infeccion
por VIH. Existe una necesidad continua de inhibidores de proteasa de VIH mejorados que sean muy potentes, que
tengan efectos secundarios reducidos y que sean eficaces contra cepas resistentes de VIH.

El documento WO 97/19055 analiza derivados de azahexano adecuados para inhibir proteasas de aspartato
retrovirales. El documento WO 98/034476 analiza derivados de anilinopéptido adecuados para inhibir proteasa de
VIH.

Resumen de la invencion

La presente invencion proporciona un compuesto, un estereoisdmero del compuesto, un éster del compuesto, una
sal farmacéuticamente aceptable del compuesto, un estereoisémero, o un éster, o una combinacion de los mismos
en el que:

el compuesto corresponde en estructura a la formula (11):

OH R,
|
)‘\ )\]/ \Hv N\N e R
Rs H
\,mq ()

.Rz

Xes0;

R1 es alquilo

R2 se selecciona entre el grupo que consiste en cicloalquilalquilo, cicloalquenilalquilo, arilalquilo, heterocicloalquilo y
heteroarilalquilo;

Rs3 se selecciona entre el grupo que consiste en hidrégeno, alquilo, haloalquilo, alquenilo, haloalquenilo, alquinilo,
haloalquinilo, cicloalquilo, cicloalquenilo, heterociclo, arilo, heteroarilo, cicloalquilalquilo, cicloalquenilalquilo,
heterocicloalquilo, heteroarilalquilo, arilalquilo, hidroxialquilo, alcoxialquilo, -alquilSRa, -alquilSOR,, -alquilSO2R,, -
alquilNRa:Rp,  -alquilC(=O)OR,,  -alquilN(Ry,)C(=O)ORa,  -alquilN(Rp)C(=O)Ra,  -alquilN(R,)SO2Ra vy -
alquilN(Rp)SO2NR:Ry, en la que:

el resto cicloalquilo, cicloalquenilo, heterociclo, arilo, heteroarilo, cicloalquilo del resto cicloalquilalquilo, cicloalquenilo
del resto cicloalquenilalquilo, heterociclo del resto heterocicloalquilo, heteroarilo de heteroarilalquilo, y el resto arilo
del arilalquilo estan sustituidos con 0, 1, 2 6 3 sustituyentes seleccionados independientemente entre el grupo que
consiste en halo, nitro, ciano, formilo, alquilo, alquenilo, alquinilo, hidroxi, alcoxi, -SH, -S(alquilo), -S(haloalquilo), -
SOgz(alquilo), -SOaz(haloalquilo), -NH», -N(H)(alquilo), -N(alquilo)z, -N(H)C(=O)alquilo, -N(alquil)C(=O)alquilo, -
C(=0)OH, -C(=0)O(alquilo), -C(=O)NH,, -C(=O)N(H)(alquilo), -C(=O)N(alquilo)z, -C(=O)alquilo, haloalquilo,
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hidroxialquilo, alcoxialquilo, cianoalquilo, formilalquilo, nitroalquilo, -alquilSH, -alquilS(alquilo), -alquilSOx(alquilo), -
alquilNH, -alquilN(H)(alquil), -alquilN(alquilo),, -alquilN(H)C(=0)alquilo, -alquilN(alquil)C(=0)alquilo, -alquilC(=0)OH,
-alquilC(=0)0(alquilo), -alquilC(=0) NHa, -alquilC(=O)N(H)(alquilo), -alquilC(=O)N(alquilo),, -alquilC(=0)alquilo y Rss;

Rsa se selecciona entre el grupo que consiste en cicloalquilo, cicloalquenilo, arilo, heteroarilo, heterociclo, ariloxi,
heteroariloxi y heterociclooxi, en el que

cada uno de dichos sustituyentes esta sustituido con 0, 1, 2 6 3 sustituyentes seleccionados independientemente
entre el grupo que consiste en halo, nitro, ciano, formilo, alquilo, alquenilo, alquinilo, hidroxilo, alcoxi, -SH, -S(alquilo),
-SOs(alquilo), -NHz, -N(H)(alquilo), -N(alquilo)z, -N(H)C(=0)alquilo, -N(alquil)C(=O)alquilo, -C(=0O)OH, -C(-
0)O(alquilo), -C(-O)NHz, -C(-O)N(H)(alquilo), -C(O)N (alquilo);, -C(=O)alquilo, haloalquilo, hidroxialquilo,
alcoxialquilo, cianoalquilo, formilalquilo, nitroalquilo, -alquilSH, -alquilS(alquilo), -alquilSOx(alquilo), -alquilNHz, -
alquilN(H)(alquilo), -alquilN(alquilo),, -alquilN(H)C(=O)alquilo, -alquilN(alquil)C(=O)alquilo, -alquilC(=O)OH, -
alquilC(=0)O(alquilo), -alquilC(=0O)NH,, -alquilC(=O)N(H)(alquilo), -alquilC(=O)N(alquil) y -alquilC(=0)alquilo;

R4 se selecciona entre el grupo que consiste en:

a) -C(O)CH(Rs)NHC(O)Rg,

b) -C(O)R,

c) -C(O)CHa-O-arilo, sustituido con 0,1, 2 6 3 sustituyentes seleccionados independientemente entre el grupo
que consiste en alquilo, alquenilo, halo, ciano, nitro, formilo, oxo, hidroxilo, alcoxi, hidroxialquilo, alcoxialquilo,
haloalquilo, cianoalquilo, aminoalquilo, alquilaminoalquilo, dialquilaminoalquilo, nitroalquilo, -NH2, -N(H)alquilo,
-N(alquilo)z, -C(=0)alquilo, -C(=0)OH, -C(=0)0alquilo, -C(=0O)NH, -C(=0O)N(H)(alquilo) y -C(=O)N(alquilo)a,
d) -C(O)CH2-O-heteroarilo, sustituido con 0, 1, 2 6 3 sustituyentes seleccionados independientemente entre el
grupo que consiste en alquilo, alquenilo, halo, ciano, nitro, formilo, oxo, hidroxilo, alcoxi, hidroxialquilo,
alcoxialquilo, haloalquilo, cianoalquilo, aminoalquilo, alquilaminoalquilo, dialquilaminoalquilo, nitroalquilo, -NHa,
-N(H)alquilo, -N(alquilo),, -C(=O)alquilo, -C(=0)OH, -C(=0)Oalquilo, -C(=O)NH,, -C(=O)N(H)(alquilo) y -
C(=0O)N(alquilo)y,

e)
0 z
0 \/Rll
N
R, Ry '
f)
O —2
0 7/ \/glz
#\/N\ e
RlO ' Rll »
9)
0 z
o \/Rll
2% // _
Ry, ,
h)
0
o \/Rlz
27N
Rll
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0
0
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R,z/\ / /
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k)
0 O
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OH
y
[) -SO2R14;

Rs se selecciona entre el grupo que consiste en cicloalquilo, cicloalquenilo, arilo, heteroarilo y heterociclo, en el que:

cada uno de dichos sustituyentes esta sustituido con 0, 1, 2 6 3 sustituyentes seleccionados independientemente
entre el grupo que consiste en alquilo, alquenilo, alquinilo, ciano, halo, nitro, oxo, -OR,, -OC(=0)R,, -SRj, -SOR,, -
SO2Ra,  -SO2NR;,  -SO20R3,  -NR3R,,  -N(Rp)NR3R,,  -N(Rp)C(=O)Rs, -N(Rp)SO2R3, -N(R3)C(-O)ORs, -
N(Rp)C(=O)NR3,Rp, -N (Rp)SO2NRaRs, -C(=0)R,, -C(=O)NRaRy, -C(=0)OR,, azidoalquilo, haloalquilo, nitroalquilo,
cianoalquilo, -alquilOR,, -alquilOC(=0)R,, -alquilSR3, -alquilSOR3, -alquilSO2R3, -alquilSO2NR3, -alquilSO20Rs3, -
alquilNR3Rp, -C(H)=N(ORj3), -C(alquil)=N(OR3), -C(H)=NNR3Rp, -C(alquil)=NNR3R,, -C(H)(=NOR3)NR3Ry, -
C(alquil)(=NOR3)NR3Ry, -alquilN(R,)NRaRs, -alquilN(Rp)C(=0)Ra, -alquilN(Rp)C(=0)OR,, -alquilN(Rs)C(=O)NRaRy, -
alquilN(Rp) SO2NR3Ry, -alquilN(R)SO2R3, -alquilC(=0)Rs, -alquilC(=0)ORs3, -alquilC(=O)NRaRs y Rss;

Rsa se selecciona entre el grupo que consiste en cicloalquilo, cicloalquenilo, heterociclo, arilo y heteroarilo, en el que:

cada uno de dichos sustituyentes esta sustituido con 0, 1, 2, 3 6 4 sustituyentes seleccionados independientemente
entre el grupo que consiste en ciano, halo, nitro, oxo, alquilo, alquenilo, alquinilo, hidroxi, alcoxi, -NH., -N(H)(alquilo),
-N(alquilo)z, -SH, -S(alquilo), -SOz(alquilo), -N(H)C(=O)alquilo, -N(alquil)C(=O)alquilo, -N(H)C(=O)NH, -
N(H)C(=O)N(H)(alquilo), -N(H)C (=O)N(alquilo), -C(=O)OH, -C(=0)Oalquilo, -C(=O)NH, -C(=O)N(H)(alquilo), -
C(=0O)N(alquilo),, cianoalquilo, formilalquilo, haloalquilo, hidroxialquilo, alcoxialquilo, -alquilNH,, -alquilN(H)(alquilo), -
alquilN(alquilo)a, -alquilN(H)C(=O)alquilo, -alquilN(alquil)C(=0)alquilo, -alquilN(H)C(=O)NHy, -
alquilN(H)C(=O)N(H)(alquilo), -alquilN(H)C(=O)N(alquilo),, -alquilC(=0)OH, -alquilC(=0)Oalquilo, -alquilC(=O)NH,, -
alquilC(=0)N(H)(alquilo) y -alquilC(=O)N(alquil)z;

Rs se selecciona entre el grupo que consiste en alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, arilo, heteroarilo,
cicloalquilalquilo y arilalquilo, en el que:

cada uno de dichos sustituyentes esta sustituido con 0, 1 6 2 sustituyentes seleccionados independientemente entre
el grupo que consiste en halo, ciano, formilo, nitro, alquilo, alquenilo, alquinilo, hidroxi, alcoxi, -NH., -N(H)alquilo, -
N(alquilo)2, -C(=0)alquilo, -C(=0O)OH, -C(=0)Oalquilo, -C(=O)NH,, -C(=O)N(H)(alquilo), -C(=O)N(alquilo),, -
C(=O)alquilo, hidroxialquilo, alcoxialquilo, -alquilNH2, . -alquilN(H)alquilo, -alquilN(alquilo),, -alquilC(=O)OH, -
alquilC(=0)0alquilo, -alquilC(=O)NHo, -alquilC(=0)N(H)(alquilo) y -alquilC(=0O)N(alquil)z;
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Ro se selecciona entre el grupo que consiste en alquilo, cicloalquilo, cicloalquilalquilo, arilo, heterociclo, heteroarilo y
ORGg,, €n el que:

cada uno de dichos sustituyentes esta sustituido con 0, 1, 2 6 3 sustituyentes seleccionados independientemente
entre el grupo que consiste en hidroxi, alcoxi, halo, ciano, nitro, formilo, alquilo, alquenilo, alquinilo, -NH,, -
N(H)alquilo, -N(alquilo);, -C(=0)alquilo, -C(=0O)OH, -C(=0)Oalquilo, -C(=O)NHz, -C(=O)N(H)(alquilo) y -
C(=0O)N(alquilo)y;

Roa se selecciona entre el grupo que consiste en alquilo, cicloalquilo, cicloalquilalquilo, arilo, arilalquilo, heterociclo,
heteroarilo, heteroarilalquilo y heterocicloalquilo, en el que:

cada uno de dichos sustituyentes esta sustituido con 0, 1, 2 6 3 sustituyentes seleccionados independientemente
entre el grupo que consiste en hidroxi, alcoxi, halo, ciano, nitro, formilo, alquilo, alquenilo, alquinilo, -NH,, -
N(H)alquilo, -N(alquilo);, -C(=0)alquilo, -C(=0O)OH, -C(=0)Oalquilo, -C(=O)NHz, -C(=O)N(H)(alquilo) y -
C(=C)N(alquilo)z;

R1io se selecciona entre el grupo que consiste en alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, cicloalquenilo, arilo,
heteroarilo, arilalquilo, cicloalquilalquilo y heteroarilalquilo, en el que:

cada uno de dichos sustituyentes esta sustituido con 0, 1, 2 6 3 sustituyentes seleccionados independientemente
entre el grupo que consiste en halo, ciano, nitro, formilo, alquilo, alquenilo, hidroxi, alcoxi, -SRa, -SOR,, -SO2R3, -
SOQNRaRb, —C(=O)Ra, -NRaRy, —N(Rb)C(=O)R11, —N(Rb)C(=O)ORa, —N(Rb)SOQRa, —N(Rb)SOQNRaRb, -
N(Rp)C(=NH)NR3Rp, -N(Rp)C(=O)NRaRy, -C(=O)NRaRy, y -C(=0)OR;

R11 se selecciona entre el grupo que consiste en hidrogeno, alquilo, haloalquilo, hidroxialquilo y alcoxialquilo;

R12 se selecciona entre el grupo que consiste en hidrogeno, alquilo, haloalquilo, hidroxialquilo y alcoxialquilo;

R13 se selecciona entre el grupo que consiste en alquilo y haloalquilo;

R14 se selecciona entre el grupo que consiste en alquilo, cicloalquilo, cicloalquilalquilo, arilo, heteroarilo y heterociclo,
en el que:

cada uno de dichos sustituyentes esta sustituido con 0, 1, 2 6 3 sustituyentes seleccionados independientemente
entre el grupo que consiste en halo, ciano, nitro, formilo, alquilo, alquenilo, hidroxi, alcoxi, haloalquilo, -NH>, -
N(H)alquilo, -N(alquilo),, -C(=O)OH, -C(=0)0Oalquilo, -C(=O)NH,, -C(=0O)N(H)(alquilo) y -C(=O)N(alquil);

Z se selecciona entre el grupo que consiste en -CHa-, -NH-, -O- y -S-;

Z' se selecciona entre el grupo que consiste en -CHa-, -NH-, -O- y -S-;

Ra ¥ Ry en cada caso se seleccionan independientemente entre el grupo que consiste en hidrégeno, alquilo,
haloalquilo, alquenilo, alquinilo; cicloalquilo, arilo, heteroarilo, heterociclo, arilalquilo y heteroarilalquilo, en el que:

cada uno de dichos sustituyentes esta sustituido con 0, 1, 2 6 3 sustituyentes seleccionados independientemente
entre el grupo que consiste en alquilo, alquenilo, alquinilo, ciano, formilo, nitro, halo, oxo, hidroxi, alcoxi, -NH>, -
N(H)(alquilo), -N(alquilo), -SH, -S(alquilo), -SOz(alquilo), -N(H)C(=0)alquilo, -N(alquil)C(=0)alquilo, -N(H)C(=O)NH,
-N(H)C(=O)N(H)(alquilo), -N (H)C(=O)N(alquilo),, -C(=0)OH, -C(=0)Oalquilo, -C(=O)NHz, -C(=O)N(H)(alquilo), -
C(=0O)N(alquilo)z, -C(=0)alquilo, cianoalquilo, formilalquilo, nitroalquilo, haloalquilo, hidroxialquilo, alcoxialquilo,
alquilNHz,  -alquilN(H)(alquilo),  -alquilN(alquilo)z,  -alquilN(H)C(=O)NHz,  -alquilN(H)C(=O)N(H)(alquilo),
alquilN(H)C(=O)N(alquilo)z, -alquilC(=O)OH, -alquilC(=0)Oalquilo, -alquilC(=0)NH,, -alquilC(=0O)N(H)(alquilo),
alquilC(=0O)N(alquil), y -alquilC(=0O)alquilo; y n es 1.

La presente invencidon también proporciona una composicion farmacéutica que comprende una cantidad
terapéuticamente eficaz de un compuesto o combinacién de compuestos de la presente invencién, o una forma
salina farmacéuticamente aceptable, un estereoisdmero, éster, sal de un éster, o una combinacién de los mismos, y
un vehiculo farmacéuticamente aceptable.

La presente invencion proporciona ademas una composicion farmacéutica que comprende una cantidad
terapéuticamente eficaz de un compuesto o combinacién de compuestos de la presente invencién, o una forma de
sal, esteroisdbmero, éster, sal de un éster, o combinacién de los mismos, farmacéuticamente aceptable y uno, dos,
tres, cuatro, cinco o seis agentes seleccionados del grupos que consiste en un segundo inhibidor de proteasa de
VIH, un inhibidor de transcriptasa inversa de VIH, un inhibidor de entrada/fusion de VIH, un inhibidor de integrasa de
VIH y un inhibidor de gemacién/modulacién de VIH y un vehiculo farmacéuticamente aceptable.

La presente invencion también proporciona una composicion farmacéutica que comprende una cantidad
terapéuticamente eficaz de un compuesto o combinacién de compuestos de la presente invencién, o una forma de
sal, esteroisdomero, éster, sal de un éster, o combinacién de los mismos, farmacéuticamente aceptable ritonavir y un
vehiculo farmacéuticamente aceptable.
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La presente invencién proporciona ademas el uso de uno o mas compuestos, esteroisémeros, éster y/o sales de la
presente invencion para preparar un medicamento para inhibir la replicacion de un virus de VIH poniendo en
contacto dicho virus con una cantidad terapéuticamente eficaz de un compuesto o combinacién de compuestos de la
presente invencion, o una forma de sal, esteroisomero, éster, sal de un éster o combinaciéon de los mismos
farmacéuticamente aceptable.

La presente invencion proporciona adicionalmente uso de una composicion farmacéutica de la presente invencion
para preparar un medicamento para inhibir la replicaciéon de un virus de VIH poniendo en contacto dicho virus con la
composicion farmacéutica de la presente invencion.

La presente invencion proporciona ademas el uso de uno o mas compuestos, esteroisémeros, ésteres y/o sales de
la presente invencion para preparar un medicamento para inhibir una proteasa de VIH poniendo en contacto dicha
proteasa de VIH con una cantidad terapéuticamente eficaz de un compuesto o combinacién de compuestos de la
presente invenciéon, o una forma de sal, esteroisémero, éster, sal de un éster, o combinacién de los mismos,
farmacéuticamente aceptable.

La presente invencién proporciona ademas el uso de una composicién farmacéutica de la presente invencion para
preparar un medicamento para inhibir una proteasa de VIH poniendo en contacto dicha proteasa de VIH con la
composicion farmacéutica de la presente invencion.

La presente invencion también proporciona el uso de uno o mas compuestos, esteroisémeros, ésteres y/o sales de
la presente invencion para preparar un medicamento para tratar o prevenir una infeccién por VIH administrando a un
paciente que necesite dicho tratamiento una cantidad terapéuticamente eficaz de un compuesto o combinacion de
compuestos de la presente invencidon o una forma de sal, esteroisémero, éster, sal de un éster, o combinacién de los
mismos, farmacéuticamente aceptable.

La presente invencion también proporciona uso de una composicién farmacéutica de la presente invencion para
preparar un medicamento para tratar o prevenir una infeccion por VIH administrando a un paciente que necesite
dicho tratamiento la composicion farmacéutica de la presente invencion.

Descripcion detallada de la invencién
Como se usa en la presente memoria descriptiva los siguientes términos tienen los significados indicados:

Como se usa en este documento, las formas singulares "un", "una" y "la/el" pueden incluir referencias plurales, a
menos que el contexto indique claramente otra cosa.

La expresion "grupo de acido carboxilico activado”, como se usa en este documento, se refiere a haluros de acido,
tales como cloruros de acidos y también se refiere a derivados de éster activados que incluye, pero sin limitacion,
anhidridos derivados de acido férmico y acido acético, anhidridos obtenidos a partir de haluros de alcoxicarbonilo,
tales como cloruro de isobutiloxicarbonilo y similares, anhidridos obtenidos a partir de la reaccién del acido
carboxilico con N,N'-carbonildiimidazol y similares, ésteres derivados de N-hidroxisuccinimida, ésteres derivados de
N-hidroxiftalimida, ésteres derivados de N-hidroxibenzotriazol, ésteres derivados de N-hidroxi-5-norborneno-2,3-
dicarboximida, ésteres derivados de 2,4,5-triclorofenol, ésteres derivados de p-nitrofenol, ésteres derivados de fenol,
ésteres derivados de pentaclorofenol, ésteres derivados de 8-hidroxiquinolina y similares.

El término "alcanoilo”, como se usa en este documento, se refiere a un grupo alquilo, como se define en este
documento, unido al resto molecular de partida a través de un grupo carbonilo. Los ejemplos representativos de
alcanoilo incluyen, pero sin limitacién, metilcarbonilo, etilcarbonilo y terc-butilcarbonilo.

El término "alquilo”, como se usa en este documento, se refiere a un grupo obtenido a partir de un hidrocarburo
saturado de cadena lineal o ramificada que contiene 1, 2, 3, 4, 5, 6, 7, 8, 9 6 10 atomos de carbono. Los ejemplos
representativos de grupos alquilo incluyen, pero sin limitacién, butilo, metilo, 1-metilpropilo, 1-metilbutilo, isopropil (1-
metiletilo), 2-metilbutilo, 1,3-dimetilbutilo, 2-etilbutilo, 3-metilbutilo, 3,3-dimetilbutilo, terc-butilo e isopropil(1-metiletilo).

El término "alquilamino”, como se usa en este documento, se refiere a -N(H)(alquilo).

El término "alquilaminocarbonilo”, como se usa en este documento, se refiere a un grupo alquilamino, como se
define en este documento, unido al resto molecular de partida a través de un grupo carbonilo. Un ejemplo
representativo de alquilaminocarbonilo incluye, pero sin limitacién, acetilamino.

El término "alquenilo”, como se usa en este documento, se refiere a un grupo de cadena lineal o ramificada de 2, 3,
4,5,6,7,8, 9 6 10 dtomos de carbono que contiene al menos un doble enlace carbono-carbono. Los ejemplos
representativos de grupos alquenilo incluyen, pero sin limitacion, alilo, propenilo, 3-metil-2-butenilo y 3,7-dimetil-6-
octenilo.
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El término "alquinilo”, como se usa en este documento, se refiere a un hidrocarburo de cadena lineal o ramificada de
2,3,4,5,6,7,8,9 06 10 atomos de carbono que contiene al menos un triple enlace carbono-carbono. Los ejemplos
representativos de grupos alquenilo incluyen, pero sin limitacion, etinilo, 2-metil-3-butinilo, 3-pentinilo y 2-octinilo.

El término "alcoxi", como se usa en este documento, se refiere a un grupo alquilo, como se define en este
documento, unido al resto molecular de partida a través de un atomo de oxigeno. Los ejemplos representativos de
grupos alcoxi incluyen, pero sin limitacién, terc-butoxi, metoxi e isopropoxi.

El término "alcoxialquilo", como se usa en este documento, se refiere a un grupo alquilo sustituido con al menos un
grupo alcoxi. Los ejemplos representativos de alcoxialquilo incluyen, pero sin limitacién, metoximetilo y 1-metoxietilo.

El término "alcoxicarbonilo”, como se usa en este documento, se refiere a un grupo alcoxi unido al resto molecular
de partida a través de un grupo carbonilo. Los ejemplos representativos de grupos alcoxicarbonilo incluyen, pero sin
limitacion, terc-butoxicarbonilo, etoxicarbonilo y metoxicarbonilo.

El término "amino", como se usa en este documento, se refiere a -NH..

El término "aminoalquilo”, como se usa en este documento, se refiere a un grupo amino unido al resto molecular de
partida a través de un grupo alquilo como se define en este documento.

El término "arilo", como se usa en este documento, se refiere a un grupo fenilo, o sistemas de anillos hidrocarburo
biciclico o triciclico condensados en los que uno o mas de los anillos es un grupo fenilo. Los sistemas de anillos
biciclicos condensados tienen un grupo fenilo condensado a un grupo cicloalquenilo monociclico, como se define en
este documento, un grupo cicloalquilo monociclico, como se define en este documento, otro grupo fenilo. Los
sistemas de anillos triciclicos condensados se ilustran por un sistema de anillos biciclico condensado que esta
condensado a un grupo cicloalquenilo monociclico, como se define en este documento, un grupo cicloalquilo
monociclico, como se define en este documento, u otro grupo fenilo. Los ejemplos representativos de grupos arilo
incluyen, pero sin limitacion, antracenilo, azulenilo, fluorenilo, indanilo, indenilo, naftilo, fenilo y tetrahidro-naftilo. El
grupo arilo de la presente invencion puede conectarse al resto molecular de partida a través de cualquier atomo de
carbono sustituible del grupo. Los grupos arilo de los compuestos de la presente invencion pueden estar sustituidos
0 sin sustituir.

El término "arilalquilo”, como se usa en este documento, se refiere a un grupo arilo unido al resto molecular de
partida a través de un grupo alquilo. Los ejemplos representativos de arilalquilo incluyen, pero sin limitacién,
fenilmetilo, feniletilo y naftiimetilo.

El término "ariloxi", como se usa en este documento, se refiere a un grupo arilo, como se define en este documento,
unido al resto molecular de partida a través de un atomo de oxigeno. Los ejemplos representativos de ariloxi
incluyen, pero sin limitacion, fenoxi, naftiloxi, 3-bromofenoxi, 4-clorofenoxi, 4-metilfenoxi, 3,5-dimetoxifenoxi, 4-
metoxifenoxi y 4-metilfenoxi.

El término "carbonilo", como se usa en este documento, se refiere a -C(=0).
El término "ciano", como se usa en este documento, se refiere a -CN.

El término "cianoalquilo”, como se usa en este documento, se refiere a un grupo ciano unido al resto molecular de
partida a través de un grupo alquilo.

El término "cicloalquenilo”, como se usa en este documento, se refiere a un sistema de anillos no aromatico,
parcialmente insaturado, monociclico, biciclico o triciclico, que tiene de tres a catorce atomos de carbono y cero
heteroatomos. Los ejemplos representativos de grupos cicloalquenilo incluyen, pero sin limitacién, ciclohexenilo,
octahidronaftalenilo y norbonilenilo. Los grupos cicloalquenilo de los compuestos de la presente invencién pueden
estar sustituidos o sin sustituir.

El término "cicloalquenilalquilo”, como se usa en este documento, se refiere a un grupo cicloalquenilo unido al resto
molecular de partida a través de un grupo alquilo como se define en este documento.

El término "cicloalquilo”, como se usa en este documento, se refiere a un sistema de anillos hidrocarburo saturado,
monociclico, biciclico o triciclico que tiene de tres a catorce atomos de carbono y cero heteroatomos. Los ejemplos
representativos de grupos cicloalquilo incluyen ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo, cicloheptilo,
biciclo[3,1,1]heptilo, 6,6-dimetilbiciclo[3,1,1]heptilo y adamantilo. Los grupos cicloalquilo de los compuestos de la
presente invencion pueden estar sustituidos o sin sustituir.

El término "cicloalquilalquilo”, como se usa en este documento, se refiere a un grupo cicloalquilo unido al resto
molecular de partida a través de un grupo alquilo como se define en este documento.
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El término "dialquilamino”, como se usa en este documento, se refiere a -NR*R" en el que RY y R son alquilos.

El término "dialquilaminocarbonilo”, como se usa en este documento, se refiere a un grupo dialquilamino como se
define en este documento, unido al resto molecular de partida a través de un grupo carbonilo.

El término "formilo", como se usa en este documento, se refiere a un grupo -C(O)H.

El término "formilalquilo”, como se usa en este documento, se refiere a un grupo formilo unido al resto molecular de
partida a través de un grupo alquilo.

Las expresiones "halo" y "halégeno”, como se usan en este documento, se refieren a F, Cl, Bre I.

El término "haloalquenilo”, como se usa en este documento, se refiere a un grupo alquenilo, como se define en este
documento, sustituido con uno, dos, tres o cuatro dtomos de halégeno.

El término "haloalcoxi", como se usa en este documento, se refiere a un grupo haloalquilo unido al resto molecular
de partida a través de un atomo de oxigeno.

El término "haloalquilo”, como se usa en este documento, se refiere a un grupo alquilo sustituido con uno, dos, tres o
cuatro 4tomos de halégeno.

El término "haloalquinilo”, como se usa en este documento, se refiere a un grupo alquenilo, como se define en este
documento, sustituido con uno, dos, tres o cuatro dtomos de halégeno.

El término "heteroarilo”, como se usa en este documento, se refiere a un anillo de cinco o seis miembros en el que al
menos un atomo se selecciona entre los grupos que consisten en N, O y S, y los atomos restantes son carbono. El
término "heteroarilo" también incluye sistemas biciclicos en los que un anillo heteroarilo esta condensado a un grupo
fenilo, un grupo cicloalquilo monociclico, como se define en este documento, un grupo heterociclo, como se define
en este documento, o un grupo heteroarilo adicional. El término "heteroarilo" también incluye sistemas triciclicos en
los que un sistema biciclico esta condensado a un grupo fenilo, un grupo cicloalquilo monociclico, como se define en
este documento, un grupo heterociclo, como se define en este documento, o un grupo heteroarilo adicional. Los
grupos heteroarilo estdn conectados al resto molecular de partida a través de cualquier atomo de carbono o
nitrégeno sustituible en los grupos. Los ejemplos de grupos heteroarilo incluyen benzotienilo, benzoxazolilo,
bencimidazolilo, benzoxadiazolilo, dibenzofuranilo, dihidrobenzotiazolilo, furanil (furilo), imidazolilo, imidazopiridinilo,
indazolilo, indolilo, isoindolilo, isoxazolilo, isoquinolinilo, isotiazolilo, oxadiazolilo, oxazolilo, tiazolilo, tienopiridinilo,
tienilo, triazolilo, tiadiazolilo, tetrazolilo, piridoimidazolilo, piridilo, piridazinilo, pirimidinilo, pirazinilo, pirazolilo, pirrolilo,
quinolinilo, tetrahidroquinolinilo, tetrahidropiranilo y triazinilo. Los grupos heteroarilo de la presente invencion pueden
estar sustituidos o sin sustituir. Ademas, los heteroatomos de nitrégeno pueden cuaternizarse u oxidarse
opcionalmente para dar el N-6xido. Ademas, los anillos que contienen nitrégeno pueden estar opcionalmente N-
protegidos.

El término "heteroariloxi", como se usa en este documento, se refiere a un grupo heteroarilo, como se define en este
documento, unido al resto molecular de partida a través de un atomo de oxigeno. Los ejemplos representativos de
heteroariloxi incluyen, pero sin limitacién, piridin-3-iloxi y quinolin-3-iloxi.

El término "heteroarilalquilo”, como se usa en este documento, se refiere a un grupo heteroarilo unido al resto
molecular de partida a través de un grupo alquilo. Los ejemplos representativos de grupos heteroarilalquilo incluyen,
pero sin limitacion, tiazolilmetilo, tienilmetilo, furilmetilo, imidazolilmetilo y piridilmetilo.

El término "heterociclo", como se usa en este documento, se refiere un sistema de anillos ciclico, no aromatico,
saturado o parcialmente saturado de tres, cuatro, cinco o seis miembros que contiene al menos un atomo
seleccionado entre el grupo que consiste en oxigeno, nitrégeno y azufre. El término "heterociclo" también incluye
sistemas biciclicos, en los que un anillo heterociclo esta condensado a un grupo fenilo, un grupo cicloalquenilo
monociclico, como se define en este documento, un grupo cicloalquilo monociclico, como se define en este
documento, o un grupo heterociclo monociclico adicional. El término "heterociclo" también incluye sistemas triciclicos
en los que un sistema biciclico estd condensado a un grupo fenilo, un grupo cicloalquenilo monociclico, como se
define en este documento, un grupo cicloalquilo monociclico, como se define en este documento, o un grupo
heterociclo monociclico adicional. Los grupos heterociclo de la invencion estan conectados al resto molecular de
partida a través de cualquier atomo de carbono o de nitrégeno sustituible en el grupo. Los ejemplos representativos
de grupos heterociclo incluyen, pero sin limitacion, benzoxazinilo, dihidroindolilo, dihidropiridinilo, 1,3-dioxanilo, 1,4-
dioxanilo, 1,3-dioxolanilo, 1,3-benzodioxolilo, 2,3-dihidro-1,4-benzodioxinilo, 2,3-dihidrobenzofuranilo,
hexahidrofurofuranilo, iso-indolinilo, morfolinilo, piperazinilo, pirrolidinilo, tetrahidropiridinilo, piperidinilo, tiomorfolinilo,
tetrahidropiranilo. Los grupos heterociclo de la presente invencion pueden estar sustituidos o sin sustituir. Ademas,
los heteroatomos de nitrdgeno pueden cuaternizarse u oxidarse opcionalmente para dar el N-6xido. Ademas, los
anillos heterociclicos que contienen nitrégeno pueden estar opcionalmente N-protegidos.
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El término "heterociclooxi", como se usa en este documento, se refiere a un grupo heterociclo, como se define en
este documento, unido al resto molecular de partida a través de un atomo de oxigeno.

El término "heterocicloalquilo”, como se usa en este documento, se refiere a un grupo heterociclo unido al resto
molecular de partida a través de un grupo alquilo, como se define en este documento. Los ejemplos representativos
de grupos heterocicloalquilo incluyen, 1,3-dioxolanilo, 1,3-benzodioxolilmetilo, 2,3-dihidro-1,4-benzodioxinilmetilo y
2,3-dihidrobenzofuranilmetilo.

El término "hidroxi" o "hidroxilo", como se usa en este documento, se refieren a -OH.

El término "hidroxialquilo", como se usa en este documento, se refiere a un grupo alquilo que esta sustituido con al
menos un grupo hidroxi. Los ejemplos representativos de grupos hidroxialquilo incluyen, pero sin limitacion, 1-metil-
1-hidroxietilo y 1-hidroxietilo.

El término "nitro", como se usa en este documento, se refiere a -NO».

El término "nitroalquilo”, como se usa en este documento, se refiere a un grupo alquilo sustituido con al menos un
grupo nitro.

El término "oxo0", como se usa en este documento, se refiere a =0.

El término "tioalcoxi", como se usa en este documento, se refiere a un grupo alquilo como se define en este
documento, unido al resto molecular de partida a través de un atomo de azufre.

El término "tioalcoxialquilo", como se usa en este documento, se refiere a un grupo tioalcoxi como se define en este
documento, unido al resto molecular de partida a través de un grupo alquilo como se define en este documento.

Se entenderd que cada uno de los términos alcanoilo, alquenilo, alcoxi, alcoxialquilo, alcoxicarbonilo, alquilo,
alquilamino, alquilaminocarbonilo, alquinilo, aminoalquilo, arilo, arilalquilo, ariloxi, cianoalquilo, cicloalquenilo,
cicloalquenilalquilo, cicloalquilo, cicloalquilalquilo, dialquilamino, dialquilaminocarbonilo, formilalquilo, haloalquenilo,
haloalcoxi, haloalquilo, haloalquinilo, heteroarilo, heteroarilalquilo, heteroariloxi, heterociclo, heterocicloalquilo,
heterociclooxi, hidroxialquilo, nitroalquilo, tioalcoxi y tioalcoxialquilo usado en este documento puede estar sustituido
0 sin sustituir.

En una primera realizacion, la presente invencién proporciona un compuesto

4 1

OH Ry

H
)K /K"/N N\N/R‘
H

Uy

, estereoisdmero del compuesto, éster del compuesto, una sal farmacéuticamente aceptable del compuesto, un
estereoisdbmero, o un éster, o una combinacion de los mismos en el que:

el compuesto corresponde en estructura a la formula (11):

OH R,
|
)K )\n/ \H\/N\N/R
R5 H
\/(cna R, ~ (I

Xes O;

R1 es alquilo;

R2 se selecciona entre el grupo que consiste en cicloalquilalquilo, cicloalquenilalquilo, arilalquilo, heterocicloalquilo y
heteroarilalquilo;

Rs3 se selecciona entre el grupo que consiste en hidrégeno, alquilo, haloalquilo, alquenilo, haloalquenilo, alquinilo,
haloalquinilo, cicloalquilo, cicloalquenilo, heterociclo, arilo, heteroarilo, cicloalquilalquilo, cicloalquenilalquilo,
heterocicloalquilo, heteroarilalquilo, arilalquilo, hidroxialquilo, alcoxialquilo, -alquilSR,, -alquilSOR,, -alquilSO2R,, -
alquilNRazRp,  -alquilC(=O)OR,,  -alquilN(Ry)C(=O)ORa,  -alquilN(Rp)C(=O)Ra,  -alquilN(R,)SO2Ra vy -
alquilN(Rp)SO2NR:Ry, en el que:
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el resto cicloalquilo, cicloalquenilo, heterociclo, arilo, heteroarilo, cicloalquilo del resto cicloalquilalquilo, cicloalquenilo
del resto cicloalquenilalquilo, heterociclo del resto heterocicloalquilo, heteroarilo de heteroarilalquilo, y el resto arilo
del arilalquilo estan sustituidos con 0, 1, 2 6 3 sustituyentes seleccionados independientemente entre el grupo que
consiste en halo, nitro, ciano, formilo, alquilo, alquenilo, alquinilo, hidroxi, alcoxi, -SH, -S(alquilo), -S(haloalquilo), -
SO»(alquilo), -SOa(haloalquilo), -NH», -N(H)(alquilo), -N(alquilo),, -N(H)C(=O)alquilo, -N(alquil)C(=O)alquilo, -
C(=0)OH, -C(=0)O(alquilo), -C(=O)NH,, -C(=O)N(H)(alquilo), -C(=O)N(alquilo)z, -C(=O)alquilo, haloalquilo,
hidroxialquilo, alcoxialquilo, cianoalquilo, formilalquilo, nitroalquilo, -alquilSH, -alquilS(alquilo), -alquilSO2(alquilo), -
alquilNHz,  -alquilN(H)(alquilo),  -alquilN(alquilo);,  -alquilN(H)C(=O)alquilo,  -alquilN(alquil)C(=O)alquilo, -
alquilC(=0)OH, -alquilC(=0)O(alquilo), -alquilC(=0) NHj, -alquilC(=O)N(H)(alquilo), -alquilC(=O)N(alquilo)a,-
alquilC(=0)alquilo y Rag;

Rsa se selecciona entre el grupo que consiste en cicloalquilo, cicloalquenilo, arilo, heteroarilo, heterociclo, ariloxi,
heteroariloxi y heterociclooxi, en el que

cada uno de dichos sustituyentes esta sustituido con 0, 1, 2 6 3 sustituyentes seleccionados independientemente
entre el grupo que consiste en halo, nitro, ciano, formilo, alquilo, alquenilo, alquinilo, hidroxilo, alcoxi, -SH, -S(alquilo),
-SOs(alquilo), -NHz, -N(H)(alquilo), -N(alquilo);, -N(H)C(=O)alquilo, -N(alquil)C(=O)alquilo, -C(=O)OH, -
C(=0)O(alquilo), -C(=O)NH,, -C(=0) N(H)(alquilo), -C(O)N(alquilo);, -C(=O)alquilo, haloalquilo, hidroxialquilo,
alcoxialquilo, cianoalquilo, formilalquilo, nitroalquilo, -alquilSH, -alquilS(alquilo), -alquilSOx(alquilo), -alquilNHz, -
alquilN(H)(alquilo), -alquilN(alquilo),, -alquilN(H)C(=O)alquilo, -alquilN(alquil)C(=O)alquilo, -alquilC(=O)OH, -
alquilC(=0)0(alquilo), -alquilC(=0O)NH,, -alquilC(=O)N(H)(alquilo), -alquilC(=O)N(alquil), y -alquilC(=O)alquilo;

R4 se selecciona entre el grupo que consiste en:

a) -C(O)CH(Rg)NHC(O)Ro,

b) -C(O)R,,

c) -C(O)CH,-O-arilo, sustituido con 0,1, 2 6 3 sustituyentes seleccionados independientemente entre el grupo que
consiste en alquilo, alquenilo, halo, ciano, nitro, formilo, oxo, hidroxilo, alcoxi, hidroxialquilo, alcoxialquilo, haloalquilo,
cianoalquilo, aminoalquilo, alquilaminoalquilo, dialquilaminoalquilo, nitroalquilo, -NH,, -N(H)alquilo, -N(alquilo),, -
C(=0)alquilo, -C(=0)OH, -C(=0)0alquilo, -C(=0)NH, -C(=0O)N(H)(alquilo) y -C(=0O)N(alquilo),

d) -C(O)CH2-0O-heteroarilo, sustituido con 0, 1, 2 6 3 sustituyentes seleccionados independientemente entre el grupo
que consiste en alquilo, alquenilo, halo, ciano, nitro, formilo, oxo, hidroxilo, alcoxi, hidroxialquilo, alcoxialquilo,
haloalquilo, cianoalquilo, aminoalquilo, alquilaminoalquilo, dialquilaminoalquilo, nitroalquilo, -NH., -N(H)alquilo, -
N(alquilo)z, -C(=0)alquilo, -C(=0)OH, -C(=0)0alquilo, -C(=O)NHz, -C(=0O)N(H)(alquilo) y -C(=0O)N(alquilo)a,

e)

Ro Ry
f)
0 z
o 7/\/(}){12
Rio Ry )
9)
o Z\
R
Ay
BN
Ry,

10
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h)
0
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k)
(8]
i MRis
‘;z_l N
OH
y
1) -SO2R14;

Rs se selecciona entre el grupo que consiste en cicloalquilo, cicloalquenilo, arilo, heteroarilo y heterociclo, en el que:

cada uno de dichos sustituyentes esta sustituido con 0, 1, 2 6 3 sustituyentes seleccionados independientemente
entre el grupo que consiste en alquilo, alquenilo, alquinilo, ciano, halo, nitro, oxo, -OR,, -OC(=0)R,, -SRj, -SOR,, -
SOst, —SOzNRs, —SOst, —NRst, —N(Rb)NRst, —N(Rb)C(=O)R3, —N(Rb)SOQR3, —N(Rb)C(=O)OR3,
N(Rp)C(=O)NR3Rp, -N(Rp) SO2NR3Rp, -C(=0O)R,, -C(=0O)NR4Rp, -C(=0)OR,, azidoalquilo, haloalquilo, nitroalquilo,
cianoalquilo, -alquilOR,, -alquilOC(=0)R,, -alquilSR3, -alquilSOR;, -alquilSO2R3, -alquilSO2NR,, -alquilSO20R,, -
-C(H)=NNR3R,, -C(alquil)>=NNR3R,, -C(H)=NOR3)NR3Ry,
C(alquil)(=NOR3)NR3Ry, -alquilN(Rs) NRaRs, -alquilN(R,)C(=0O)Ra, -alquilN(R,)C(=0)ORa, -alquilN(R,)C(=O)NRaRy, -
alquilN(Ry)SO2NR:Ry, -alquilN (Rp)SO2R,, -alquilC(=0)Rs, -alquilC(=0)ORs3, -alquilC(=O)NR3Rs y Rs3;
Rsa se selecciona entre el grupo que consiste en cicloalquilo, cicloalquenilo, heterociclo, arilo y heteroarilo, en la que:

alquilNR3Rp, -C(H)=N(ORs3), -C(alquil)=N(ORs3),

cada uno de dichos sustituyentes esta sustituido con 0, 1, 2, 3 6 4 sustituyentes seleccionados independientemente
entre el grupo que consiste en ciano, halo, nitro, oxo, alquilo, alquenilo, alquinilo, hidroxi, alcoxi, -NH., -N(H)(alquilo),
-N(H)C(=O)alquilo, -N(alquil)C(=0)alquilo, -N(H)C(=O)NHy,
N(H)C(=O)N(H)(alquilo), -N(H)C (=O)N(alquilo), -C(=0)OH, -C(=0)Oalquilo, -C(=O)NH, -C(=O)N(H)(alquilo), -
C(=0O)N(alquilo),, cianoalquilo, formilalquilo, haloalquilo, hidroxialquilo, alcoxialquilo, -alquilNH,, -alquilN(H)(alquilo), -

-N(alquilo)z, -SH, -S(alquilo), -SOy(alquilo),

alquilN(alquilo)a, -alquilN(H)C(=O)alquilo,

-alquilN(alquil)C(=O)alquilo,

-alquilN(H)C(=O)NH_,

alquilN(H)C(=O)N(H)(alquilo), -alquilN(H)C(=O)N(alquilo),, -alquilC(=0)OH, -alquilC(=0)Oalquilo, -alquilC(=O)NH,, -

alquilC(=0)N(H)(alquilo) y -alquilC(=O)N(alquil)z;

Rs se selecciona entre el grupo que consiste en alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, arilo, heteroarilo,

cicloalquilalquilo y arilalquilo, en el que:
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cada uno de dichos sustituyentes esta sustituido con 0, 1 6 2 sustituyentes seleccionados independientemente entre
el grupo que consiste en halo, ciano, formilo, nitro, alquilo, alquenilo, alquinilo, hidroxi, alcoxi, -NH., -N(H)alquilo, -
N(alquilo)2, -C(=0)alquilo, -C(=0O)OH, -C(=0)Oalquilo, -C(=O)NH,, -C(=O)N(H)(alquilo), -C(=O)N(alquilo),, -
C(=O)alquilo, hidroxialquilo, alcoxi-alquilo, -alquilNHz, -alquilN(H)alquilo, -alquilN(alquilo),, -alquilC(=O)OH, -
alquilC(=0)0alquilo, -alquilC(=O)NHo, -alquilC(=0)N(H)(alquilo) y -alquilC(=0O)N(alquil)z;

Ro se selecciona entre el grupo que consiste en alquilo, cicloalquilo, cicloalquilalquilo, arilo, heterociclo, heteroarilo y
ORGg,, €n el que:

cada uno de dichos sustituyentes esta sustituido con 0, 1, 2 6 3 sustituyentes seleccionados independientemente
entre el grupo que consiste en hidroxi, alcoxi, halo, ciano, nitro, formilo, alquilo, alquenilo, alquinilo, -NH,, -
N(H)alquilo, -N(alquilo);, -C(=0)alquilo, -C(=0O)OH, -C(=0)Oalquilo, -C(=O)NHz, -C(=O)N(H)(alquilo) y -
C(=O)N(alquil)z;

Roa se selecciona entre el grupo que consiste en alquilo, cicloalquilo, cicloalquilalquilo, arilo, arilalquilo, heterociclo,
heteroarilo, heteroarilalquilo y heterocicloalquilo, en el que:

cada uno de dichos sustituyentes esta sustituido con 0, 1, 2 6 3 sustituyentes seleccionados independientemente
entre el grupo que consiste en hidroxi, alcoxi, halo, ciano, nitro, formilo, alquilo, alquenilo, alquinilo, -NH,, -
N(H)alquilo, -N(alquilo);, -C(=0)alquilo, -C(=O)OH, -C(=0)Oalquilo, -C(=O)NHz, -C(=O)N(H)(alquilo) y -
C(=O)N(alquil)z;

R1io se selecciona entre el grupo que consiste en alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, cicloalquenilo, arilo,
heteroarilo, arilalquilo, cicloalquilalquilo y heteroarilalquilo, en el que:

cada uno de dichos sustituyentes esta sustituido con 0, 1, 2 6 3 sustituyentes seleccionados independientemente
entre el grupo que consiste en halo, ciano, nitro, formilo, alquilo, alquenilo, hidroxi, alcoxi, -SRa, -SOR,, -SO2R3, -
SO2NRaRp,  -C(=0O)Rs, -NRaRp, -N(Rp)C(=O)Ra, -N(Rp)C(=0O)ORa,  -N(Rp)SO2Ra,  -N(Rp)SO2NRaRp, -
N(Rp)C(=NH)NR4Rp, -N(Rp)C(=O)NRaRy, -C(=O)NRaRy, y -C(=0)ORg;

R11 se selecciona entre el grupo que consiste en hidrogeno, alquilo, haloalquilo, hidroxialquilo y alcoxialquilo;

R12 se selecciona entre el grupo que consiste en hidrogeno, alquilo, haloalquilo, hidroxialquilo y alcoxialquilo;

R13 se selecciona entre el grupo que consiste en alquilo y haloalquilo;

R14 se selecciona entre el grupo que consiste en alquilo, cicloalquilo, cicloalquilalquilo, arilo, heteroarilo y heterociclo,
en el que:

cada uno de dichos sustituyentes esta sustituido con 0, 1, 2 6 3 sustituyentes seleccionados independientemente
entre el grupo que consiste en halo, ciano, nitro, formilo, alquilo, alquenilo, hidroxi, alcoxi, haloalquilo, -NH>, -
N(H)alquilo, -N(alquilo),, -C(=O)OH, -C(=0)0Oalquilo, -C(=O)NH,, -C(=0)N(H)(alquilo) y -C(=O)N(alquil);

Z se selecciona entre el grupo que consiste en -CHa-, -NH-, -O- y -S-;

Z' se selecciona entre el grupo que consiste en -CHa-, -NH-, -O- y -S-;

Ra ¥ Ry en cada caso se seleccionan independientemente entre el grupo que consiste en hidrégeno, alquilo,
haloalquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, arilo, heteroarilo, heterociclo, arilalquilo y heteroarilalquilo, en el que:

cada uno de dichos sustituyentes esta sustituido con 0, 1, 2 6 3 sustituyentes seleccionados independientemente
entre el grupo que consiste en alquilo, alquenilo, alquinilo, ciano, formilo, nitro, halo, oxo, hidroxi, alcoxi, -NH>, -
N(H)(alquilo), -N(alquilo),, -SH, -S(alquilo), -SO»(alquilo), -N(H)C(=0O)alquilo, -N(alquil)C(=0)alquilo, -N(H)C(=O)NHa,
-N(H)C(=O)N(H)(alquilo), -N (H)C(=O)N(alquilo),, -C(=0)OH, -C(=0)0alquilo, -C(=O)NHz, -C(=O)N(H)(alquilo), -
C(=0O)N(alquilo)z, -C(=0)alquilo, cianoalquilo, formilalquilo, nitroalquilo, haloalquilo, hidroxialquilo, alcoxialquilo, -
alquilNHz,  -alquilN(H)(alquilo),  -alquilN(alquilo)z,  -alquilN(H)C(=O)NH2,  -alquilN(H)C(=O)N(H)(alquilo), -
alquilN(H)C(=O)N(alquilo)z, -alquilC(=O)OH, -alquilC(=0) Oalquilo, -alquilC(=O)NH_, -alquilC(=O)N(H)(alquilo),
alquilC(=0)N(alquil), y -alquilC(=0)alquilo; y n es 1,

Por ejemplo, la presente invencién proporciona un compuesto de férmula (1), en la que X es O, Ry es alquilo y R4 es
-C(O)C(H)(Rs)NHC(O)Ro.

Por ejemplo, la presente invencion proporciona un compuesto de formula (Il), en la que X es O, R es alquilo, R4 es -
C(O)C(H)(Rs)NHC(O)Rg ¥y Rg es -ORgs.

Por ejemplo, la presente invencién proporciona un compuesto de férmula (I), en la que X es O, Ry, es alquilo, R4 es
-C(O)C(H)(Rs)NHC(O)Rg, Rs es alquilo y Rg es -ORga.

Por ejemplo, la presente invencién proporciona un compuesto de férmula (Il), en la que X es O, R1 es alquilo, R3 es

alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, cicloalquilalquilo, hidroxialquilo, alcoxialquilo, arilalquilo, heteroarilalquilo o
heterocicloalquilo, R4 es -C(O)C(H)(Rs)NHC(O)Rg, Rs es alquilo y Rg es -ORgs.
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Por ejemplo, la presente invencién proporciona un compuesto de férmula (Il), en la que X es O, R1 es alquilo, R3 es
alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, cicloalquilalquilo, hidroxialquilo, alcoxialquilo, arilalquilo, heteroarilalquilo o
heterocicloalquilo, R4 es -C(O)C(H)(Rs)NHC(O)Ry, Rs es alquilo, Rg es -ORg, ¥ R2 es arilalquilo.

Por ejemplo, la presente invencién proporciona un compuesto de férmula (Il), en la que X es O, R1 es alquilo; R3 es
alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, cicloalquilalquilo, hidroxialquilo, alcoxialquilo, arilalquilo, heteroarilalquilo o
heterocicloalquilo, R4 es -C(O)C(H)(Rs)NHC(O)Ry, Rs es alquilo, Rg es -ORga, Res €s alquilo y R; es arilalquilo.

Por ejemplo, la presente invencién proporciona un compuesto de férmula (Il), en la que X es O, R1 es alquilo; R3 es
alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, cicloalquilalquilo, hidroxialquilo, alcoxialquilo, arilalquilo, heteroarilalquilo o
heterocicloalquilo, R4 es -C(O)C(H)(Rs)NHC(O)Rg, Rs es alquilo, Rg es -ORga, Roa €s alquilo, R; es arilalquilo y Rs es
heteroarilo.

Por ejemplo, la presente invencidon proporciona un compuesto de formula (Il), en la que X es O, R1 es alquilo C3,
alquilo C4 o alquilo C5; R3 es alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, cicloalquilalquilo, hidroxialquilo, alcoxialquilo,
arilalquilo, heteroarilalquilo o heterocicloalquilo, R4 es -C(O)C(H)(Rs)NHC(O)Rg, Rs es alquilo C3, alquilo C4 o alquilo
C5, Rg es -ORg3, Roa es alquilo, Rz es arilalquilo y Rs es heteroarilo.

Por ejemplo, la presente invencién proporciona un compuesto de féormula (Il), en la que X es O, R1 es alquilo C3,
alquilo C4 o alquilo C5; R3 es alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, cicloalquilalquilo, hidroxialquilo, alcoxialquilo,
arilalquilo, heteroarilalquilo o heterocicloalquilo, R4 es -C(O)C(H)(Rs)NHC(O)Rg, Rs es alquilo C3, alquilo C4 o alquilo
C5, Rg es -ORgs, Roa €s metilo, Rz es arilalquilo y Rs es heteroarilo.

Por ejemplo, la presente invencion proporciona un compuesto de formula (), en la que X es O, R; es alquilo C3,
alquilo C4 o alquilo C5; R3 es alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, cicloalquilalquilo, hidroxialquilo, alcoxialquilo,
arilalquilo, heteroarilalquilo o heterocicloalquilo, R4 es -C(O)C(H)(Rs)NHC(O)Rg, Rs es alquilo C3, alquilo C4 o alquilo
C5, Rg es -ORgs, Roa €s metilo, Rz es fenilmetilo y Rs es heteroarilo.

Por ejemplo, la presente invenciéon proporciona un compuesto de formula (Il), en la que X es O, R1 es alquilo C3,
alquilo C4 o alquilo C5; R3 es alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, cicloalquilalquilo, hidroxialquilo, alcoxialquilo,
arilalquilo, heteroarilalquilo o heterocicloalquilo, R4 es -C(O)C(H)(Rs)NHC(O)Rg, Rs es alquilo C3, alquilo C4 o alquilo
C5, Ry es -ORga, Roa es metilo, Ry es fenilmetilo y Rs es tienilo, furilo, oxazolilo, isoxazolilo, tiazolilo, piridilo,
piridazinilo, indazolilo, imidazopiridinilo, indolilo, bencimidazolilo, isoquinolinilo o quinolinilo.

Por ejemplo, la presente invencidon proporciona un compuesto de formula (Il), en la que X es O, R1 es alquilo C3,
alquilo C4 o alquilo C5; R; es arilalquilo, R4 es -C(O)C(H)(Rs)NHC(O)Ro, Rs es alquilo C3, alquilo C4 o alquilo C5, Ry
es -ORos, Roa es metilo, Ry es fenilmetilo y Rs es tienilo, furilo, oxazolilo, isoxazolilo, tiazolilo, piridilo, piridazinilo,
indazolilo, imidazopiridinilo, indolilo, bencimidazolilo, isoquinolinilo o quinolinilo.

Por ejemplo, la presente invenciéon proporciona un compuesto de formula (Il), en la que X es O, R1 es alquilo C3,
alquilo C4 o alquilo C5; Rs3 es arilalquilo sustituido con Rsa, R4 es -C(O)C(H)(Rs)NHC(O)Rg, Rs es alquilo C3, alquilo
C4 o alquilo C5, Rg es -ORga, Roa €s metilo, Rz es fenilmetilo y Rs es tienilo, furilo, oxazolilo, isoxazolilo, tiazolilo,
piridilo, piridazinilo, indazolilo, imidazopiridinilo, indolilo, bencimidazolilo, isoquinolinilo o quinolinilo.

Por ejemplo, la presente invenciéon proporciona un compuesto de formula (Il), en la que X es O, R1 es alquilo C3,
alquilo C4 o alquilo C5; Rs3 es arilalquilo sustituido con Rsa, R4 es -C(O)C(H)(Rs)NHC(O)Rq, Rs es alquilo C3, alquilo
C4 o alquilo C5, Rg es -ORga, Rga €s metilo, R, es fenilmetilo, Rs es tienilo, furilo, oxazolilo, isoxazolilo, tiazolilo,
piridilo, piridazinilo, indazolilo, imidazopiridinilo, indolilo, bencimidazolilo, isoquinolinilo o quinolinilo y Rsa es
heteroarilo.

Por ejemplo, la presente invenciéon proporciona un compuesto de formula (Il), en la que X es O, R1 es alquilo C3,
alquilo C4 o alquilo C5; R3 es fenilmetilo sustituido con Rsa, R4 es -C(O)C(H)(Rs)NHC(O)Rg, Rs es alquilo C3, alquilo
C4 o alquilo C5, Rg es -ORg,, Roa es metilo, R es fenilmetilo, Rs es tienilo, furilo, oxazolilo, isoxazolilo, tiazolilo,
piridilo, piridazinilo, indazolilo, imidazopiridinilo, indolilo, bencimidazolilo, isoquinolinilo o quinolinilo y R34 es piridilo,
tiazolilo o isoxaolilo.

Por ejemplo, la presente invencién proporciona un compuesto de formula (Il), en la que X es O, R1 es alquilo C3,
alquilo C4 o alquilo C5; R3 es fenilmetilo sustituido con Rsa, R4 es -C(O)C(H)(Rs)NHC(O)Rg, Rs es alquilo C3, alquilo
C4 o alquilo C5, Rg es -ORga, Rea €s metilo, R, es fenilmetilo, Rs es piridilo y Rz, es piridilo.

Por ejemplo, la presente invencidon proporciona un compuesto de formula (Il), en la que X es O, R1 es alquilo C3,
alquilo C4 o alquilo C5; R3 es fenilmetilo sustituido con Rsa, R4 es -C(O)C(H)(Rs)NHC(O)Rg, Rs es alquilo C3, alquilo
C4 o alquilo C5, Ry es -ORga, Rea es metilo, Rz es fenilmetilo, Rs es piridilo sustituido con un sustituyente alquilo y
R3a es piridilo.
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Por ejemplo, la presente invencion proporciona un compuesto de férmula (lll), en la que X es O, Ry es alquilo C3,
alquilo C4 o alquilo C5; R3 es fenilmetilo sustituido con Rsa, R4 es -C(O)C(H)(Rs)NHC(O)Rg, Rs es alquilo C3, alquilo
C4 o alquilo C5, Rg es -ORg,, Rea €s metilo, R» es fenilmetilo, Rs es piridilo sustituido con un sustituyente metilo y Rza
es piridilo.

Por ejemplo, la presente invencidon proporciona un compuesto de formula (Il), en la que X es O, R1 es alquilo C3,
alquilo C4 o alquilo C5; R3 es fenilmetilo sustituido con Rsa, R4 es -C(O)C(H)(Rs)NHC(O)Rg, Rs es alquilo C3, alquilo
C4 o alquilo C5, Rg es -ORgs, Roa €s metilo, R» es fenilmetilo, Rs es 2-piridilo sustituido con un sustituyente metilo y
R3a es 2-piridilo.

Los compuestos ejemplares de la presente invencion de formula (l1) incluyen, pero sin limitacién, los que se indican
a continuacion:

(1S)-1-({2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[2-(6-metil-2-piridinil etil]-2-oxo- 1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de
metilo;

(1S)-1-({2-{(2S,3S)-3-[((2S)-3,3-dimetil-2-{3-[(1-metil- 1H-bencimidazol-2-il)metil]-2-oxo-1-
imidazolidinil}butanoil)amino]-2-hidroxi-4-fenilbutil}-2-[4-(2-piridinil)bencil]hidrazino}carbonil)-2,2-
dimetilpropilcarbamato de metilo;

(1S)-1-({2-[(2S,3S)-2-hidroxi-3-({(2S,3S)-3-metil-2-[2-ox0-3-(3-piridinilmetil)- 1-imidazolidinilJpentanoil}amino)-4-
fenilbutil]-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[ (6-metil-2-piridinil)metil]-2-ox0-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de
metilo;
(1S,2S)-1-({2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S,3S)-2-(3-{[2-(metoximetil)-1,3-tiazol-4-il]metil}-2-oxo-1-imidazolidinil}-3-
metilpentanoillamino}-4-fenilbutil)-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2-metilbutilcarbamato de metilo;
2-[(2S,3S)-2-hidroxi-3-({(2S)-3-metil-2-[2-ox0-3-(4-quinoliniimetil)- 1-imidazolidinilJpentanoil}amino)-4-fenilbutil]-2-[4-
(2-piridinil)bencillhidrazinacarboxilato de terc-butilo;
(1S,2S)-1-({2-{(2S,3S)-3-[((2S)-3,3-dimetil-2-{3-[(1-metil-1H-bencimidazol-2-il)metil]-2-oxo-1-
imidazolidinil}butanoil)amino]-2-hidroxi-4-fenilbutil}-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2-metilbutilcarbamato de
metilo;

(1S,2S)-1-({2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S)-2-(3-{[2-(metoximetil)-1,3-tiazol-4-ilmetil}-2-ox0-1-imidazolidinil)-3,3-
dimetilbutanoillamino}-4-fenilbutil)}-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2-metilbutilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S)-2-(3-{[2-(metoximetil)-1,3-tiazol-4-il|metil}-2-oxo-1-imidazolidinil)-3,3-
dimetilbutanoillamino}-4-fenilbutil)}-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S,2S)-1-({2-(4-bromobencil)-2-[(2S,3S)-2-hidroxi-3-({(2S,3S)-3-metil-2-[2-0x0-3-(4-quinolinilmetil )- 1-
imidazolidinillpentanoil}amino)-4-fenilbutillhidrazino}carbonil)-2-metilbutilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-bencil-2-[(2S,3S)-2-hidroxi-3-({(2S,3S)-3-metil-2-[2-ox0-3-(3-piridiniimetil)- 1-imidazolidinilJpentanoil}amino)-
4-fenilbutillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-bencil-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S,2S)-1-({2-bencil-2-[(2S,3S)-2-hidroxi-3-({(2S,3S)-3-metil-2-[2-ox0-3-( 3-piridinilmetil )-1-
imidazolidinillpentanoil}amino)-4-fenilbutillhidrazino}carbonil)-2-metilbutilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-((2S,3S)-3-{[(2S)-3,3-dimetil-2-(3-{[2-(5-metil-3-isoxazolil)-1,3-tiazol-4-iljmetil}-2-oxo-1-
imidazolidinil)butanoillJamino}-2-hidroxi-4-fenilbutil)-2-[4-(2-piridinil)bencil]hidrazino}carbonil)-2,2-
dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanoil)amino]-
4-fenilbutil}-2-(4-metoxibencil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-((2S,3S)-3-{[(2S)-3,3-dimetil-2-(2-ox0-3-{[2-(3-piridinil)- 1,3-tiazol-4-iljmetil}- 1-imidazolidinil)butanoil]Jamino}-
2-hidroxi-4-fenilbutil)-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S)-2-(3-{[6-(hidroximetil)-2-piridiniljmetil}-2-oxo- 1-imidazolidinil)-3,3-
dimetilbutanoillamino}-4-fenilbutil)}-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-[(2S,3S)-2-hidroxi-3-({(2S,3S)-3-metil-2-[2-0x0-3-((2-metil-1,3-tiazol-4-il)1,3-tiazol-4-il-metil )- 1-
imidazolidinillpentanoil}amino)-4-fenilbutil]-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de
metilo;

(1S)-1-({2-{(2S,3S)-3-[((2S)-3,3-dimetil-2-{3-[(6-metil-3-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}butanoil)amino]-2-hidroxi-
4-fenilbutil}-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S)-2-(3-{[6-(1-hidroxi- 1-metiletil)-2-piridiniljmetil}-2-oxo- 1-imidazolidinil)-3,3-
dimetilbutanoillamino}-4-fenilbutil)}-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-((2S,3S)-3-{[(2S,3S)-2-(3-{[2-(2-etil-4-piridinil)-1,3-tiazol-4-il]metil}-2-oxo-1-imidazolidinil)-3-
metilpentanoillamino}-2-hidroxi-4-fenilbutil)-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato  de
metilo;

(1S)-1-({2-[(2S,3S)-2-hidroxi-3-({(2S,3S)-3-metil-2-[2-ox0-3-(2-piridinilmetil)- 1-imidazolidinilJpentanoil}amino)-4-
fenilbutil]-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[ (4-metil-3-piridinil)metil]-2-oxo0-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de
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metilo;

(1S)-1-({2-{(2S,3S)-3-[((2S)-3,3-dimetil-2-{3-[(4-metil-3-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}butanoil)Jamino]-2-hidroxi-
4-fenilbutil}-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-[(2S,3S)-3-({(2S)-3,3-dimetil-2-[2-0x0-3-(4-quinolinilmetil)- 1-imidazolidinil]butanoil}amino)-2-hidroxi-4-
fenilbutil]-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S,3S)-3-metil-2-(2-ox0-3-{[2-(3-piridinil)-1,3-tiazol-4-iljmetil}-1-
imidazolidinil)pentanoillamino}-4-fenilbutil)-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de
metilo;

(1S)-1-{[2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{([(2S)-2-(3-{[2-(metoximetil)-1,3-tiazol-4-iljmetil}-2-oxo-1-imidazolidinil)-3,3-
dimetilbutanoillamino}-4-fenilbutil)-2-(4-metoxibencil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-[(2S,3S)-2-hidroxi-3-({(2S,3S)-3-metil-2-[2-ox0-3-(4-piridazinilmetil)}- 1-imidazolidiniljpentanoil}amino)-4-
fenilbutil]-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S,3S)-3-metil-2-(2-ox0-3-{[2-(trifluorometil)-1,3-tiazol-4-iljmetil}-1-
imidazolidinil)pentanoillamino}-4-fenilbutil)-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de
metilo;

(1S)-1-({2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S)-2-{3-[(2-isopropil-1,3-tiazol-4-il)metil]-2-oxo-1-imidazolidinil}-3,3-
dimetilbutanoil)amino]-4-fenilbutil}-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-
fenilbutil}-2-{[2-(5-metil-3-isoxazolil)-1,3-tiazol-4-illmetilthidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S,2S)-1-({2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S)-3-metil-2-{3-[(2-metil-1,3-tiazol-4-il)metil]-2-ox0- 1-
imidazolidinil}butanoil)amino]-4-fenilbutil}-2-[4-(2-piridinil)bencil]hidrazino}carbonil)-2-metilbutilcarbamato de metilo;
(1S,2S)-1-({2-{(2S,3S)-3-[((2S)-3,3-dimetil-2-{3-[(2-metil-1,3-tiazol-4-il)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}butanoilJamino]-2-
hidroxi-4-fenilbutil}-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2-metilbutilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanoil)amino]-
4-fenilbutil}-2-{[2-(2-piridinil)-1,3-tiazol-4-iljmetilthidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S)-3-metil-2-{3-[(2-metil-1,3-tiazol-4-il)metil]-2-oxo-1-imidazolidinil}butanoil)amino]-
4-fenilbutil}-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2-metilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-{(2S,3S)-3-[((2S)-3,3-dimetil-2-{3-[(2-metil- 1,3-tiazol-4-il)metil]-2-oxo-1-imidazolidinil}butanoil)Jamino]-2-
hidroxi-4-fenilbutil}-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2-metilpropilcarbamato de metilo;
(1S,2S)-1-({2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(2-metil-1,3-tiazol-4-il)metil]-2-oxo- 1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2-metilbutilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(2-metil-1,3-tiazol-4-il)metil]-2-ox0- 1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de
metilo;

(1S)-1-({2-{(2S,3S)-3-[((2S)-3,3-dimetil-2-{3-[(2-metil- 1,3-tiazol-4-il)metil]-2-oxo-1-imidazolidinil}butanoil)Jamino]-2-
hidroxi-4-fenilbutil}-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S,3S)-2-(3-{[2-(metoximetil)- 1,3-tiazol-4-ilimetil}-2-oxo- 1-imidazolidinil)-3-
metilpentanoillamino}-4-fenilbutil)-2-(4-metoxibencil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-[(2S,3S)-2-hidroxi-3-({(2S,3S)-3-metil-2-[2-ox0-3-(4-quinolinilmetil)-1-imidazolidinilJpentanoil}amino)-4-
fenilbutil]-2-(4-metoxibencil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(2S,3S)-N-((1S,2S)-1-bencil-2-hidroxi-3-{2-[3-metil-2-(2-oxo-1-pirrolidinil)butanoil]-1-[4-(2-
piridinil)bencillhidrazino}propil)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo-1-imidazolidinil}pentanamida de metilo;
(1S)-1-({2-[(2S,3S)-2-hidroxi-3-({(2S,3S)-3-metil-2-[2-ox0-3-(3-piridazinilmetil)- 1-imidazolidiniljpentanoil}amino)-4-
fenilbutil]-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-{(2S,3S)-3-[((2S)-2-{3-[(6-acetil-2-piridinil)metil]-2-oxo-1-imidazolidinil}-3,3-dimetilbutanoil)Jamino]-2-hidroxi-
4-fenilbutil}-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
6-[(3-{(1S,4S,5S,10S)-4-bencil-1,10-diterc-butil-5-hidroxi-2,9,12-trioxo- 7-[4-(2-piridinil)bencil]- 13-oxa-3,7,8,11-
tetraazatetradec-1-il}-2-oxo-1-imidazolidinil)metil]-2-piridinacarboxilato de metilo;
(1S)-1-({2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[ (6-metil-2-piridinil)metil]-2-ox0-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de
metilo;

(2S,3S)-N-((1S,2S)-1-bencil-2-hidroxi-3-{2-[(2S,3S)-3-metil-2-(2-oxo- 1-imidazolidinil)pentanoil]-1-[4-(2-
piridinil)bencillhidrazino}propil)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanamida;
(1S)-1-{[2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S)-2-(3-{[6-(1-hidroxi-1-metiletil)}-2-piridiniljmetil}-2-oxo-1-imidazolidinil)-3,3-
dimetilbutanoillamino}-4-fenilbutil)-2-(4-metoxibencil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetil-propilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S,3S)-2-(3-{[6-( 1-hidroxi- 1-metiletil}-2-piridinilJmetil}-2-oxo-1-imidazolidinil)-3-
metilpentanoillamino}-4-fenilbutil)-2-(4-metoxibencil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S)-2-(3-{[6-(hidroximetil}-2-piridiniljmetil}-2-oxo-1-imidazolidinil)-3, 3-
dimetilbutanoillamino}-4-fenilbutil)}-2-(4-metoxibencil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S,3S)-2-(3-{[6-(hidroximetil)-2-piridiniljmetil}-2-oxo- 1-imidazolidinil)-3-
metilpentanoillamino}-4-fenilbutil)-2-(4-metoxibencil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-[(2S,3S)-2-hidroxi-3-({(2S,3S)-3-metil-2-[2-ox0-3-(8-quinolinilmetil)-1-imidazolidinil]pentanoil}amino)-4-
fenilbutil]-2-(4-metoxibencil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(2-metil-4-quinolinil)metil]-2-oxo-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}-2-(4-metoxibencil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(3-metil-3H-imidazo[4,5-b]piridin-2-il)metil]-2-ox0-1-
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imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}-2-(4-metoxibencil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-[(2S,3S)-2-hidroxi-3-({(2S,3S)-3-metil-2-[2-ox0-3-(3-piridazinilmetil)- 1-imidazolidinilJpentanoil}amino)-4-
fenilbutil]-2-(4-metoxibencil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(5-metil-2-tienil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-
fenilbutil}-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S,2S)-1-[(2-bencil-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo0-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2-metilbutilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-[(2S,3S)-3-({(2S,3S)-2-[3-({2-[(1S)-1-(acetilamino)etil]-1,3-tiazol-4-il}metil}-2-oxo- 1-imidazolidinil]-3-
metilpentanoil}amino)-2-hidroxi-4-fenilbutil]-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato  de
metilo;

(2S,3S)-N-((1S,2S)-1-bencil-2-hidroxi-3-{2-{[(4S,5R)-5-metil-2-oxo-1,3-oxazolidin-4-ilJcarbonil}-1-[4-(2-
piridinil)bencillhidrazino}propil)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanamida;
(1S)-1-{[2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S)-2-(3-{[6-(1-hidroxi-1-metiletil)}-2-piridinilJmetil}-2-oxo-1-imidazolidinil)-3,3-
dimetilbutanoillamino}-4-fenilbutil)}-2-isopentilhidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S,3S)-2-(3-{[6-( 1-hidroxi- 1-metiletil}-2-piridinilJmetil}-2-oxo-1-imidazolidinil)-3-
metilpentanoillamino}-4-fenilbutil)-2-isopentilhidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S)-2-(3-{[6-(hidroximetil}-2-piridiniljmetil}-2-oxo-1-imidazolidinil)-3, 3-
dimetilbutanoillamino}-4-fenilbutil)}-2-isopentilhidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S, 3S)-2-(3-{[6-(hidroximetil)-2-piridiniljmetil}-2-oxo- 1-imidazolidinil)-3-
metilpentanoillamino}-4-fenilbutil)-2-isopentilhidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(2S,3S)-N-((1S,2S)-1-bencil-3-{2-[(2,2-dimetil-5-oxotetrahidro-3-furanil)carbonil]-1-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}-2-
hidroxipropil)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanamida;
(1S)-1-{[2-[(2S,3S)-2-hidroxi-3-({(2S,3S)-2-[3-(imidazo[1,5-a]piridin-3-ilmetil)-2-oxo- 1-imidazolidinil]-3-
metilpentanoil}amino)-4-fenilbutil]-2-(4-metoxibencil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(2S,3S)-N-((1S,2S)-1-bencil-2-hidroxi-3-{2-{[(2S)-5-oxopirrolidinil]carbonil}-1-[4-(2-piridinil)bencil]hidrazino}propil)-3-
metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo-1-imidazolidinil}pentanamida;
2-{(28,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-
fenilbutil}-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazinacarboxilato de (3S)-4,4-dimetil-2-oxotetrahidro-3-furanilo;
2-{(28,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-
fenilbutil}-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazinacarboxilato de (3R)-4,4-dimetil-2-oxotetrahidro-3-furanilo;
(1S)-1-({2-{(2S,3S)-3-[((2S)-3,3-dimetil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}butanoil)amino]-2-hidroxi-
4-fenilbutil}-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-(2,3-dihidro-1,4-benzodioxin-6-ilmetil)}-2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S,3S)-2-(3-{[2-(metoximetil)-1,3-tiazol-4-
illmetil}-2-oxo-1-imidazolidinil)-3-metilpentanoil]Jamino}-4-fenilbutil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato  de
metilo;
(1S)-1-{[2-(3,3-dimetilbutil)-2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S,3S)-2-(3-{[2-(metoximetil)-1,3-tiazol-4-iljmetil}-2-oxo-1-
imidazolidinil)-3-metilpentanoillJamino}-4-fenilbutil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropil-carbamato de metilo;
2-{(28,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-
fenilbutil}-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazinacarboxilato de (3R)-2-oxotetrahidro-3-furanilo;
2-{(28,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-
fenilbutil}-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazinacarboxilato de (3S)-2-oxotetrahidro-3-furanilo;
(1S)-1-[(2-[4-(dietilamino)bencil]-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(2S,3S)-N-((1S,2S)-1-bencil-3-{2-[(2S)-3,3-dimetil-2-(2-oxo-1-imidazolidinil)butanoil]-1-[4-(2-piridinil)bencil]hidrazino}-
2-hidroxipropil)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanamida;
(1S)-1-{[2-(2,3-dihidro-1,4-benzodioxin-6-ilmetil)}-2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S)-2-(3-{[6-(1-hidroxi-1-metiletil)}-2-
piridinil]metil}-2-oxo-1-imidazolidinil)-3,3-dimetilbutanoillamino}-4-fenilbutil)hidrazino]carbonil}-2,2-
dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-(2,3-dihidro-1,4-benzodioxin-6-ilmetil)}-2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S,3S)-2-(3-{[6-( 1-hidroxi- 1-metiletil)-2-
piridinil]metil}-2-oxo-1-imidazolidinil)}-3-metilpentanoillJamino}-4-fenilbutil)hidrazino]carbonil}-2,2-
dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-(2,3-dihidro-1,4-benzodioxin-6-ilmetil)}-2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S)-2-(3-{[6-(hidroximetil}-2-piridiniljmetil }-2-
oxo-1-imidazolidinil)-3,3-dimetilbutanoillamino}-4-fenilbutil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-(2,3-dihidro-1,4-benzodioxin-6-ilmetil)}-2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S,3S)-2-(3-{[6-(hidroximetil)-2-
piridinil]metil}-2-oxo-1-imidazolidinil)}-3-metilpentanoillJamino}-4-fenilbutil)hidrazino]carbonil}-2,2-
dimetilpropilcarbamato de metilo;
(2S,3S)-N-((1S,2S)-1-bencil-3-{2-[(4,4-dimetil-2-oxotetrahidro-3-furanil)carbonil]-1-[4-(2-piridinil)bencil hidrazino}-2-
hidroxipropil)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanamida;
(1S)-1-[(2-bencil-2-{(2S,3S)-3-[((2S)-3,3-dimetil-2-{3-[ (4-metil-3-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}butanoil)Jamino]-
2-hidroxi-4-fenilbutilthidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-(3,3-dimetilbutil)-2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S)-2-(3-{[6-(1-hidroxi- 1-metiletil)-2-piridiniljmetil}-2-oxo-1-
imidazolidinil)-3,3-dimetilbutanoillamino}-4-fenilbutil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-(3,3-dimetilbutil)-2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S,3S)-2-(3-{[6-(1-hidroxi- 1-metiletil}-2-piridiniljmetil}-2-oxo- 1-
imidazolidinil)-3-metilpentanoillJamino}-4-fenilbutil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-(3,3-dimetilbutil)-2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S)-2-(3-{[6-(hidroximetil)-2-piridiniljmetil}-2-oxo- 1-imidazolidinil)-
3,3-dimetilbutanoil]Jamino}-4-fenilbutil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
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(1S)-1-{[2-(3,3-dimetilbutil)-2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S,3S)-2-(3-{[6-(hidroximetil)-2-piridiniljmetil}-2-oxo-1-
imidazolidinil)-3-metilpentanoillamino}-4-fenilbutil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-(ciclopropilmetil)-2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S)-2-(3-{[6-(1-hidroxi- 1-metiletil)-2-piridiniljmetil}-2-oxo-1-
imidazolidinil)-3,3-dimetilbutanoillamino}-4-fenilbutil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-(ciclopropilmetil)-2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S,3S)-2-(3-{[6-(1-hidroxi-1-metiletil)-2-piridiniljmetil}-2-oxo-1-
imidazolidinil)-3-metilpentanoillJamino}-4-fenilbutil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetil-propilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-(ciclopropilmetil)-2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S)-2-(3-{[6-(hidroximetil)-2-piridiniljmetil}-2-oxo- 1-imidazolidinil)-
3,3-dimetilbutanoil]Jamino}-4-fenilbutil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-(ciclopropilmetil)-2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S,3S)-2-(3-{[6-(hidroximetil)-2-piridinil]metil}-2-oxo-1-
imidazolidinil)-3-metilpentanoillamino}-4-fenilbutil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S,2S)-1-[(2-bencil-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(2-metil-1,3-tiazol-4-il)metil]-2-oxo-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2-metilbutilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-[(2S,3S)-2-hidroxi-3-({(2S,3S)-3-metil-2-[2-ox0-3-(3-quinolinilmetil)-1-imidazolidinil]pentanoil}amino)-4-
fenilbutil]-2-(4-metoxibencil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-[(2S,3S)-2-hidroxi-3-({(2S,3S)-3-metil-2-[2-ox0-3-(2-quinolinilmetil)-1-imidazolidinil]pentanoil}amino)-4-
fenilbutil]-2-(4-metoxibencil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-bencil-2-{(2S,3S)-3-[((2S)-3,3-dimetil-2-{3-[ (6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}butanoil)Jamino]-
2-hidroxi-4-fenilbutilthidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-{(2S,3S)-3-[((2S)-3,3-dimetil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo-1-imidazolidinil}butanoil)amino]-2-hidroxi-
4-fenilbutil}-2-{[2-(3-piridinil)-1,3-tiazol-4-iljmetilthidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-bencil-2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S,3S)-3-metil-2-(2-ox0-3-{[2-(3-piridinil)-1,3-tiazol-4-ilJmetil}-1-
imidazolidinil)pentanoillamino}-4-fenilbutil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-(3,3-dimetilbutil)}-2-[(2S,3S)-2-hidroxi-3-({(2S,3S)-2-[3-(imidazo[ 1,5-a]piridin-3-ilmetil)-2-ox0-1-
imidazolidinil]-3-metilpentanoil}amino)-4-fenilbutillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-(3,3-dimetilbutil)}-2-[(2S,3S)-2-hidroxi-3-({(2S)-2-[3-(imidazo[1,5-a]piridin-3-ilmetil )-2-oxo-1-imidazolidinil]-
3,3-dimetilbutanoil}amino)-4-fenilbutillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-[(2S,3S)-2-hidroxi-3-({(2S)-2-[3-(imidazo[1,5-a]piridin-3-ilmetil)-2-oxo-1-imidazolidinil]-3,3-
dimetilbutanoil}amino)-4-fenilbutil]-2-(4-metoxibencil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-(3,3-dimetilbutil)}-2-[(2S,3S)-2-hidroxi-3-({(2S,3S)-3-metil-2-[2-ox0-3-(4-quinoliniimetil)-1-
imidazolidinillpentanoil}amino)-4-fenilbutillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S,2S)-1-{[2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(2-metil-1,3-tiazol-4-il)metil]-2-ox0-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}-2-(4-metoxibencil)hidrazino]carbonil}-2-metilbutilcarbamato de metilo;
(1S,2S)-1-({2-bencil-2-[(2S,3S)-2-hidroxi-3-({(2S,3S)-3-metil-2-[2-0x0-3-(4-quinolinilmetil )- 1-
imidazolidinillpentanoil}amino)-4-fenilbutillhidrazino}carbonil)-2-metilbutilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-(3,3-dimetilbutil)-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-2-{3-[(2-isopropil-1,3-tiazol-4-il)metil]-2-oxo-1-
imidazolidinil}-3-metilpentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-(3,3-dimetilbutil)-2-{(2S,3S)-3-[((2S)-3,3-dimetil-2-{3-[ (6-metil-2-piridini])metil]-2-ox0-1-
imidazolidinil}butanoil)amino]-2-hidroxi-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-2-{3-[(2-isopropil-1,3-tiazol-4-il)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}-3-
metilpentanoil)amino]-4-fenilbutil}-2-(4-metoxibencil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-2-{3-[(2-isopropil-1,3-tiazol-4-il)metil]-2-oxo-1-imidazolidinil}-3-
metilpentanoil)amino]-4-fenilbutil}-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[ (6-metil-3-piridinil)metil]-2-oxo-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de
metilo;

(1S)-1-{[2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S,3S)-3-metil-2-(2-ox0-3-{[2-(3-piridinil)-1,3-tiazol-4-illmetil}- 1-
imidazolidinil)pentanoillamino}-4-fenilbutil)-2-(4-metoxibencil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S,3S)-3-metil-2-(2-ox0-3-{[2-(3-piridinil)-1,3-tiazol-4-illmetil}- 1-
imidazolidinil)pentanoillamino}-4-fenilbutil)-2-isopentilhidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-(3,3-dimetilbutil)-2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S,3S)-3-metil-2-(2-ox0-3-{[2-(3-piridinil)-1,3-tiazol-4-iljmetil}-1-
imidazolidinil)pentanoillamino}-4-fenilbutil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-{(2S,3S)-3-[((2S)-3,3-dimetil-2-{3-[(3-metilimidazo[1,5-a]piridin-1-il)metil]-2-ox0-1-
imidazolidinil}butanoil)amino]-2-hidroxi-4-fenilbutil}-2-(4-metoxibencil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato
de metilo;
(1S)-1-[(2-(3,3-dimetilbutil)-2-{(2S,3S)-3-[((2S)-3,3-dimetil-2-{3-[(3-metilimidazo[1,5-a]piridin-1-il)metil]-2-ox0-1-
imidazolidinil}butanoil)amino]-2-hidroxi-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-[(2S,3S)-2-hidroxi-3-({(2S)-2-[3-(1H-indazol-3-iimetil)-2-oxo-1-imidazolidinil]-3,3-dimetilbutanoil}amino)-4-
fenilbutil]-2-(4-metoxibencil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-(3,3-dimetilbutil)}-2-[(2S,3S)-2-hidroxi-3-({(2S)-2-[3-(1H-indazol-3-iimetil)-2-oxo-1-imidazolidinil]-3,3-
dimetilbutanoil}amino)-4-fenilbutillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-2-{3-[(6-isopropil-2-piridinil)metil]-2-oxo-1-imidazolidinil}-3-
metilpentanoil)amino]-4-fenilbutil}-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-{(2S,3S)-3-[((2S)-3,3-dimetil-2-{3-[(1-metil-1H-indazol-3-il)metil]-2-oxo-1-imidazolidinil}butanoil)Jamino]-2-
hidroxi-4-fenilbutil}-2-(4-metoxibencil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-(3,3-dimetilbutil)-2-{(2S,3S)-3-[((2S)-3,3-dimetil-2-{3-[(1-metil-1H-indazol-3-il)metil]-2-ox0-1-
imidazolidinil}butanoil)amino]-2-hidroxi-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
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(1S)-1-[(2-(3,3-dimetilbutil)-2-{(2S,3S)-3-[((2S)-3,3-dimetil-2-{3-[(2-metil-1H-bencimidazol-5-il)metil]-2-oxo-1-
imidazolidinil}butanoil)amino]-2-hidroxi-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-{(2S,3S)-3-[((2S)-2-{3-[(6-terc-butil-2-piridinil)metil]-2-oxo-1-imidazolidinil}-3,3-dimetilbutanoil)amino]-2-
hidroxi-4-fenilbutil}-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S,3S)-2-(3-{[2-(metoximetil)-1,3-tiazol-4-il]metil}-2-oxo-1-imidazolidinil}-3-
metilpentanoillamino}-4-fenilbutil)-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S,3S)-2-(3-{[2-(metoximetil)-1,3-tiazol-4-il]metil}-2-oxo-1-imidazolidinil}-3-
metilpentanoillamino}-4-fenilbutil)-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2-metilpropilcarbamato de metilo;
4-hidroxi-2-({2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S,3S)-2-(3-{[2-(metoximetil)-1,3-tiazol-4-il]metil}-2-oxo-1-imidazolidinil)}-3-
metilpentanoillamino}-4-fenilbutil)-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-1-pirrolidincarboxilato de metilo;
(1S,2R)-2-hidroxi-1-({2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S,3S)-2-(3-{[2-(metoximetil)-1,3-tiazol-4-il|metil}-2-oxo-1-
imidazolidinil)-3-metilpentanoillJamino}-4-fenilbutil)-2-[4-(2-piridinil)bencil]hidrazino}carbonil)propilcarbamato de metilo;
(1S)-1-ciclohexil-2-{2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S,3S)-2-(3-{[2-(metoximetil)- 1,3-tiazol-4-il)metil}-2-oxo- 1-imidazolidinil)-
3-metilpentanoillamino}-4-fenilbutil)-2-[4-(2-piridinil)bencil]hidrazino}-2-oxoetilcarbamato de metilo;
(1S)-1-bencil-2-{2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S,3S)-2-(3-{[2-(metoximetil)-1,3-tiazol-4-il]metil}-2-oxo-1-imidazolidinil}-3-
metilpentanoillamino}-4-fenilbutil)-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}-2-oxoetilcarbamato de metilo;
(1S)-1-(ciclohexilmetil)-2-{2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S,3S)-2-(3-{[2-(metoximetil)-1,3-tiazol-4-il|metil}-2-oxo- 1-
imidazolidinil)-3-metilpentanoillJamino}-4-fenilbutil)-2-[4-(2-piridinil)bencil]hidrazino}-2-oxoetilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S)-3-metil-2-{3-[(2-metil-1,3-tiazol-4-il)metil]-2-oxo-1-imidazolidinil}butanoil)amino]-
4-fenilbutil}-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-[(2S,3S)-2-hidroxi-3-({(2S,3S)-3-metil-2-[2-ox0-3-(4-quinolinilmetil)- 1-imidazolidiniljpentanoil}amino)-4-
fenilbutil]-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de terc-buitilo;
(1S)-1-({2-[(2S,3S)-2-hidroxi-3-({(2S,3S)-3-metil-2-[2-0x0-3-(4-quinolinilmetil)- 1-imidazolidiniljpentanoil}amino)-4-
fenilbutil]-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
2-[(2S,3S)-2-hidroxi-3-({(2S,3S)-3-metil-2-[2-0x0-3-(4-quinoliniimetil)-1-imidazolidinilJpentanoil}amino)-4-fenilbutil]-2-
[4-(2-piridinil)bencillhidrazinacarboxilato de (3S)-tetrahidro-3-furanilo;
(2S,3S)-N-((1S,2S)-1-bencil-3-{2-[(2S)-3,3-dimetil-2-(2-oxo-1-imidazolidinil)butanoil]-1-[4-(2-piridinil)bencil]hidrazino}-
2-hidroxipropil)-3-metil-2-[2-0x0-3-(4-quinolinilmetil)- 1-imidazolidinilJpentanamida;
(2S,3S)-N-((1S,2S)-1-bencil-3-{2-[(2,6-dimetilfenoxi)acetil]- 1-[4-(2-piridinil)bencil]hidrazino}-2-hidroxi-propil )-3-metil-2-
[2-ox0-3-(4-quinolinilmetil)-1-imidazolidiniljpentanamida;
(2S,3S)-N-((1S,2S)-1-bencil-2-hidroxi-3-{2-[(2-metilfenoxi)acetil]- 1-[4-(2-piridinil)bencil]hidrazino}propil}-3-metil - 2-[2-
0x0-3-(4-quinolinilmetil)-1-imidazolidiniljpentanamida;
(2S,3S)-N-((1S,2S)-1-bencil-2-hidroxi-3-{2-(3-hidroxi-2-metilbenzoil)-1-[4-(2-piridinil)bencil]hidrazino}propil )-3-metil - 2-
[2-ox0-3-(4-quinolinilmetil)-1-imidazolidinil]pentanamida;
(2S,3S)-N-((1S,2S)-1-bencil-2-hidroxi-3-{2-[(2S,3S)-3-metil-2-(2-oxo- 1-imidazolidinil)pentanoil]-1-[4-(2-
piridinil)bencillhidrazino}propil)-3-metil-2-[2-ox0-3-(4-quinolinilmetil)- 1-imidazolidinil]pentanamida;
(2S,3S)-N-((1S,2S)-1-bencil-3-{2-[(2S,3S)-2-(2,4-dioxo- 1-imidazolidinil)-3-metilpentanoil]-1-[4-(2-
piridinil)bencillhidrazino}-2-hidroxipropil)-3-metil-2-[2-ox0-3-(4-quinolinilmetil)-1-imidazolidiniljpentanamida;
2-[(2S,3S)-2-hidroxi-3-({(2S,3S)-3-metil-2-[2-0x0-3-(4-quinoliniimetil)- 1-imidazolidinilJpentanoil}amino)-4-fenilbutil]-2-
[4-(2-piridinil)bencillhidrazinacarboxilato de bencilo;
(1S)-1-({2-[(2S,3S)-2-hidroxi-3-({(2S,3S)-3-metil-2-[2-ox0-3-(4-quinolinilmetil)- 1-imidazolidiniljpentanoil}amino)-4-
fenilbutil]-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de etilo;
(2S,3S)-N-((1S,28)-3-{2-[(2S)-2-(acetilamino)-3,3-dimetilbutanoil]-1-[4-(2-piridinil)bencil]hidrazino}-1-bencil -2-
hidroxipropil)-3-metil-2-[2-ox0-3-(4-quinolinilmetil)- 1-imidazolidinilJpentanamida;
(1S,2S)-1-({2-[(2S,3S)-2-hidroxi-3-({(2S,3S)-3-metil-2-[2-0x0-3-(4-quinolinilmetil}- 1-imidazolidiniljpentanoil}amino)-4-
fenilbutil]-2-[4-(3-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2-metilbutilcarbamato de metilo;
(1S,2S)-1-({2-[4-(1,3-benzodioxol-5-il)bencil]-2-[(2S,3S)-2-hidroxi-3-({(2S,3S)-3-metil-2-[2-0x0-3-(4-quinolinilmetil }-1-
imidazolidinillpentanoil}amino)-4-fenilbutillhidrazino}carbonil)-2-metilbutilcarbamato de metilo;
(1S,2S)-1-({2-[4-(3,5-dimetil-4-isoxazolil)bencil]-2-[(2S,3S)-2-hidroxi-3-({(2S,3S)-3-metil-2-[2-0x0-3-(4-quinolinilmetil)-
1-imidazolidinil]pentanoil}amino)-4-fenilbutillhidrazino}carbonil)-2-metilbutilcarbamato de metilo;
(1S,2S)-1-({2-[(2S,3S)-2-hidroxi-3-({(2S,3S)-3-metil-2-[2-0x0-3-(4-quinolinilmetil}- 1-imidazolidiniljpentanoil}amino)-4-
fenilbutil]-2-[4-(4-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2-metilbutilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanoil)amino]-
4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[2-(6-metil-2-piridinil etil]-2-oxo-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}-2-isopentilhidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanoil)amino]-
4-fenilbutil}-2-(4-metilbencil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-(ciclohexilmetil)-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[ (6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanoil)amino]-
4-fenilbutil}-2-isobutilhidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanoil)amino]-
4-fenilbutil}-2-(2-feniletil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanoil)amino]-
4-fenilbutil}-2-(2-tienilmetil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
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(1S)-1-{[2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanoil)amino]-
4-fenilbutil}-2-(2-naftiimetil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanoil)amino]-
4-fenilbutil}-2-(4-isopropilbencil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanoil)amino]-
4-fenilbutil}-2-(4-isopropoxibencil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-(3,4-dimetilbencil)-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-ox0-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanoil)amino]-
4-fenilbutil}-2-(3-metoxibencil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-(2-etilbutil)}-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-(4-etilbencil)-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[ (6-metil-2-piridini)metil]-2-oxo0-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanoil)amino]-
4-fenilbutil}-2-(3-metilbencil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[ (6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo0-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}-2-[4-(trifluorometil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de
metilo;

(1S)-1-[(2-(4-hidroxibencil)-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-(4-fluorobencil)-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[ (6-metil-2-piridinil)metil]-2-ox0-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[ (6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo0-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}-2-[3-(4-metilfenoxi)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato
de metilo;

(1S)-1-[(2-[3-(4-clorofenoxi)bencil]-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[ (6-metil-2-piridinil)metil]-2-ox0-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanoil)amino]-
4-fenilbutil}-2-(2-quinolinilmetil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-[(5-¢etil-2-tienil)metil]-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanoil)amino]-
4-fenilbutil}-2-(2-octinil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
6-(1-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanoil)Jamino]-4-
fenilbutil}-2-{(2S)-2-[(metoxicarbonil)amino]-3,3-dimetilbutanoil}hidrazino)hexanoato de metilo;
(1S)-1-[(2-[(5-etil-2-furil)metil]-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[ (6-metil-2-piridinil)metil]-2-ox0-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}-2-[4-(1H-imidazol-1-il)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato
de metilo;

(1S)-1-[(2-(3,3-dimetilbutil)-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-[4-(acetilamino)bencil]-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
4-[(1-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo-1-imidazolidinil}pentanoil)Jamino]-4-
fenilbutil}-2-{(2S)-2-[(metoxicarbonil)amino]-3,3-dimetilbutanoilthidrazino)metillbenzoato de metilo;
(1S)-1-{[2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanoil)amino]-
4-fenilbutil}-2-(3-fenoxibencil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-({2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[ (6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo0-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}-2-[3-(4-metoxifenoxi)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato
de metilo;
(1S)-1-[(2-(4-terc-butilbencil)-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-(2,3-dihidro-1,4-benzodioxin-6-ilmetil)-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-
piridinil)metil]-2-oxo-1-imidazolidinil}pentanoil)Jamino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de
metilo;

(1S)-1-[(2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanoil)amino]-
4-fenilbutil}-2-{4-[(trifluorometil)sulfanillbencil}thidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-(3,7-dimetil-6-octenil)-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-(ciclopropilmetil)-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[ (6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-[(2-€til-1H-imidazol-5-il)metil]-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo-
1-imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-(2,3-dihidro-1-benzofuran-5-ilmetil)-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil -
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2-oxo-1-imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-(4-clorobencil)-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-(3,4-dimetoxibencil)-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridini])metil]-2-oxo-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-(3-fluoro-4-metoxibencil)-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[ (6-metil-2-piridinil)metil]-2-ox0-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-(1,3-benzodioxol-5-ilmetil)-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanoil)amino]-
4-fenilbutil}-2-(4-metoxi-3-metilbencil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-(4-hidroxi-3-metoxibencil}-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;

(1S)-1-({2-1 (28,38)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-ox0-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}-2-[4-(metilsulfonil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de
metilo;

(1S)-1-{[2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanoil)amino]-
4-fenilbutil}-2-(1H-imidazol-2-ilmetil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanoil)amino]-
4-fenilbutil}-2-(5-hidroxipentil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-[(4,5-dimetil-2-furil)metil]-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-(3-clorobencil)-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-(3,5-dimetilbencil)-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-ox0-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanoil)amino]-
4-fenilbutil}-2-neopentilhidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-(1,3-dimetilbutil)-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-(4-cianobencil)-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[ (6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-ciclohexil-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo-1-
imidazolidinil}pentanoilJamino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-(3,4-diclorobencil)-2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[ (6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S)-2-(3-{[2-(metoximetil }- 1,3-tiazol-4-il)metil}-2-oxo- 1-imidazolidinil)-3,3-
dimetilbutanoillamino}-4-fenilbutil)}-2-{[2-(4-piridinil)-1,3-tiazol-4-iljmetil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato
de metilo;

(1S)-1-({2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S)-2-(3-{[2-(metoximetil)-1,3-tiazol-4-il|metil}-2-oxo-1-imidazolidinil)}-3,3-
dimetilbutanoillamino}-4-fenilbutil)}-2-[3-(5-pirimidinil)bencillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S)-2-(3-{[2-(metoximetil }- 1,3-tiazol-4-il)metil}-2-oxo- 1-imidazolidinil)-3,3-
dimetilbutanoillamino}-4-fenilbutil)}-2-{[2-(5-metil-3-isoxazolil)-1,3-tiazol-4-illmetil}hidrazino)carbonil]-2,2-
dimetilpropilcarbamato de metilo;

(1S)-1-[(2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S)-2-(3-{[2-(metoximetil }- 1,3-tiazol-4-il)metil}-2-oxo- 1-imidazolidinil)-3,3-
dimetilbutanoillamino}-4-fenilbutil)}-2-{[2-(2-piridinil)-1,3-tiazol-4-iljmetil}hidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato
de metilo;

(1S)-1-({2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S)-2-(3-{[2-(metoximetil)-1,3-tiazol-4-il|metil}-2-oxo-1-imidazolidinil)}-3,3-
dimetilbutanoillamino}-4-fenilbutil)-2-[(2-isopropil-1,3-tiazol-4-il)metillhidrazino}carbonil)-2,2-dimetilpropilcarbamato de
metilo;

(1S)-1-{[2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S,3S)-2-(3-{[2-(metoximetil)- 1,3-tiazol-4-ilJmetil}-2-oxo- 1-imidazolidinil)-3-
metilpentanoillamino}-4-fenilbutil)-2-isopentilhidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-(3,4-dimetoxibencil)-2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S,3S)-2-(3-{[2-(metoximetil)-1,3-tiazol-4-ilJmetil}-2-oxo-1-
imidazolidinil)-3-metilpentanoillamino}-4-fenilbutil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-(3,4-dimetilbencil}-2-((2S,3S)-2-hidroxi-3-{[(2S,3S)-2-(3-{[2-(metoximetil)- 1,3-tiazol-4-il]metil}-2-oxo-1-
imidazolidinil)-3-metilpentanoillamino}-4-fenilbutil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}pentanoil)amino]-
4-fenilbutil}-2-(4-metoxibencil)hidrazino]carbonil}-2-metilbutiicarbamato de metilo;
(1S,2S)-1-[(2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo- 1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}-2-isopentilhidrazino)carbonil]-2-metilbutilcarbamato de metilo;
(1S,2S)-1-({2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[(6-metil-2-piridinil)metil]-2-oxo-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}-2-[4-(2-piridinil)bencillhidrazino}carbonil)-2-metilbutilcarbamato de metilo;
(1S)-1-{[2-{(2S,3S)-3-[((2S)-3,3-dimetil-2-{3-[2-(6-metil-2-piridinil)etil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}butanoil)Jamino]-2-hidroxi-
4-fenilbutil}-2-(4-metoxibencil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-{(2S,3S)-3-[((2S)-3,3-dimetil-2-{3-[2-(6-metil-2-piridinil)etil]-2-oxo- 1-imidazolidinil}butanoil)Jamino]-2-hidroxi-
4-fenilbutil}-2-isopentilhidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
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(1S)-1-{[2-{(2S,3S)-3-[((2S)-3,3-dimetil-2-{3-[(4-metil-3-piridinil)metil]-2-oxo-1-imidazolidinil}butanoil)amino]-2-hidroxi-
4-fenilbutil}-2-(4-metoxibencil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
(1S)-1-[(2-{(2S,3S)-3-[((2S)-3,3-dimetil-2-{3-[(4-metil-3-piridinil)metil]-2-oxo-1-imidazolidinil}butanoil)amino]-2-hidroxi-
4-fenilbutil}-2-isopentilhidrazino)carbonil]-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo; y
(1S)-1-{[2-{(2S,3S)-2-hidroxi-3-[((2S,3S)-3-metil-2-{3-[2-(6-metil-2-piridinil etil]-2-oxo-1-
imidazolidinil}pentanoil)amino]-4-fenilbutil}-2-(4-piridinilmetil)hidrazino]carbonil}-2,2-dimetilpropilcarbamato de metilo;
o}

una forma de sal farmacéuticamente aceptable, un estereoisdémero, éster, sal de un éster, o una combinacién de los
mismos.

En una segunda realizacion, la presente invencidon proporciona una composicion farmacéutica que comprende una
cantidad terapéuticamente eficaz de un compuesto o combinaciéon de compuestos de formula (1) o una forma de sal
farmacéuticamente aceptable, un estereoisémero, éster, sal de un éster, o una combinacién de los mismos, y un
vehiculo farmacéuticamente aceptable.

En una tercera realizacién, la presente invenciéon proporciona una composicion farmacéutica que comprende una
cantidad terapéuticamente eficaz de un compuesto o combinaciéon de compuestos de formula (1) o una forma de sal,
esteroisomero, éster, sal de un éster, o combinacion de los mismos, farmacéuticamente aceptable y uno, dos, tres,
cuatro, cinco o seis segundos inhibidores de proteasa de VIH y un vehiculo farmacéuticamente aceptable.

Por ejemplo, la presente invenciéon proporciona una composicion farmacéutica que comprende una cantidad
terapéuticamente eficaz de un compuesto o combinacién de compuestos de formula (ll) o una forma de sal,
esteroisémero, éster, sal de un éster, o combinacién de los mismos farmacéuticamente aceptable y uno, dos, tres,
cuatro, cinco o seis segundos inhibidores de proteasa de VIH seleccionados del grupo que consiste en ritonavir,
lopinavir, saquinavir, amprenavir, fosamprenavir, nelfinavir, tipranavir, indinavir, atazanavir, TMC-126, TMC-114,
mozenavir (DMP-450), JE-2147 (AG1776), L-756423, RO0334649, KNI-272, DPC-681, DPC-684 y GW640385X, y
un vehiculo farmacéuticamente aceptable.

En una cuarta realizacion, la presente invencién proporciona una composiciéon farmacéutica que comprende una
cantidad terapéuticamente eficaz de un compuesto o combinaciéon de compuestos de férmula (1) o una forma de sal,
esteroisomero, éster, sal de un éster, o combinacion de los mismos, farmacéuticamente aceptable y uno, dos, tres,
cuatro, cinco o seis inhibidores de transcriptasa inversa de VIH y un vehiculo farmacéuticamente aceptable.

Por ejemplo, la presente invenciéon proporciona una composicion farmacéutica que comprende una cantidad
terapéuticamente eficaz de un compuesto o combinacion de compuestos de férmula (Il) o una forma de sal,
esteroisémero, éster, sal de un éster, o combinacion de los mismos, farmacéuticamente aceptable y uno, dos, tres,
cuatro, cinco o seis inhibidores de transcriptasa inversa de VIH seleccionados del grupo que consiste en lamivudina,
estavudina, zidovudina, abacavir, zalcitabina, didanosina, tenofovir, emtricitabina, amdoxovir, elvucitabina, alovudina,
MIV-210, Racivir (+-FTC), D-D4FC (Reverset, DPC-817), SPD754, nevirapina, delavirdina, efavirenz, capravirina,
emivirina, calanolida A, GW5634, BMS-56190 (DPC-083), DPC-961, MIV-150, TMC-120 y TMC-125 y un vehiculo
farmacéuticamente aceptable.

En una quinta realizacién, la presente invenciéon proporciona una composicion farmacéutica que comprende una
cantidad terapéuticamente eficaz de un compuesto o combinacién de compuestos de férmula (11) o una forma de sal,
esteroisomero, éster, sal de un éster, o combinacion de los mismos, farmacéuticamente aceptable y uno, dos, tres,
cuatro, cinco o seis inhibidores de entrada/fusion de VIH y un vehiculo farmacéuticamente aceptable.

Por ejemplo, la presente invenciéon proporciona una composicion farmacéutica que comprende una cantidad
terapéuticamente eficaz de un compuesto o combinacion de compuestos de férmula (Il) o una forma de sal,
esteroisémero, éster, sal de un éster, o combinaciéon de los mismos, farmacéuticamente aceptable y uno, dos, tres,
cuatro, cinco o seis inhibidores de entrada/fusion de VIH seleccionados del grupo que consiste en enfuvirtide (T-20),
T-1249, PRO 2000, PRO 542, PRO 140, AMD-3100, BMS-806, FP21399, GW873140, Schering C (SCH-C),
Schering D (SCH-D), TNX-355 y UK-427857 y un vehiculo farmacéuticamente aceptable.

En una sexta realizacion, la presente invencién proporciona una composicién farmacéutica que comprende una
cantidad terapéuticamente eficaz de un compuesto o combinaciéon de compuestos de férmula (1) o una forma de sal,
esteroisémero, éster, sal de un éster, o combinacion de los mismos, farmacéuticamente aceptable y uno, dos, tres,
cuatro, cinco o seis inhibidores de integrasa de VIH y un vehiculo farmacéuticamente aceptable.

Por ejemplo, la presente invencién proporciona una composicion farmacéutica que comprende una cantidad
terapéuticamente eficaz de un compuesto o combinacién de compuestos de férmula (Il) o una forma de sal,
esteroisémero, éster, sal de un éster, o combinacién de los mismos, farmacéuticamente aceptable y uno, dos, tres o
cuatro inhibidores de integrasa de VIH seleccionados del grupo que consiste en S-1360, zintevir (AR-177), L-870812
y L-870810 y un vehiculo farmacéuticamente aceptable.
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En una séptima realizacion, la presente invenciéon proporciona una composiciéon farmacéutica que comprende una
cantidad terapéuticamente eficaz de un compuesto o combinacidon de compuestos de férmula (1) o una forma de sal,
esteroisomero, éster, sal de un éster, o combinacion de los mismos, farmacéuticamente aceptable y uno, dos, tres,
cuatro, cinco o seis inhibidores de gemacion/maduracién de VIH y un vehiculo farmacéuticamente aceptable.

Por ejemplo, la presente invenciéon proporciona una composicion farmacéutica que comprende una cantidad
terapéuticamente eficaz de un compuesto o combinacién de compuestos de formula (ll) o una forma de sal,
esteroisdmero, éster, sal de un éster, o combinacién de los mismos, farmacéuticamente aceptable PA-457, y un
vehiculo farmacéuticamente aceptable.

En una octava realizacién, la presente invencién proporciona una composicién farmacéutica que comprende una
cantidad terapéuticamente eficaz de un compuesto o combinaciéon de compuestos de férmula (1) o una forma de sal,
esteroisémero, éster, sal de un éster, o combinacion de los mismos, farmacéuticamente aceptable, uno, dos o tres
segundos inhibidores de proteasa de VIH, uno, dos o tres inhibidores de transcriptasa inversa de VIH y un vehiculo
farmacéuticamente aceptable.

Por ejemplo, la presente invenciéon proporciona una composicion farmacéutica que comprende una cantidad
terapéuticamente eficaz de un compuesto o combinacion de compuestos de férmula (ll) o una forma de sal,
esteroisémero, éster, sal de un éster, o combinacion de los mismos, farmacéuticamente aceptable, uno, dos o tres
segundos inhibidores de proteasa de VIH seleccionados del grupo que consiste en ritonavir, lopinavir, saquinavir,
amprenavir, fosamprenavir, nelfinavir, tipranavir, indinavir, atazanavir, TMC-126, TMC-114, mozenavir (DMP-450),
JE-2147 (AG1776), L-756423, RO0334649, KNI-272, DPC-681, DPC-684 y GW640385X, uno, dos o tres inhibidores
de transcriptasa inversa de VIH seleccionados del grupo que consiste en lamivudina, estavudina, zidovudina,
abacavir, zalcitabina, didanosina, tenofovir, emtricitabina, amdoxovir, elvucitabina, alovudina, MIV-210, Racivir (+-
FTC), D-D4FC (Reverset, DPC-817), SPD754, nevirapina, delavirdina, efavirenz, capravirina, emivirina, calanolida A,
GW5634, BMS-56190 (DPC-083), DPC-961, MIV-150, TMC-120 y TMC-125, y un vehiculo farmacéuticamente
aceptable.

En una novena realizacion, la presente invencidon proporciona una composicién farmacéutica que comprende una
cantidad terapéuticamente eficaz de un compuesto o combinaciéon de compuestos de férmula (1) o una forma de sal,
esteroisémero, éster, sal de un éster, o combinacion de los mismos, farmacéuticamente aceptable, uno, dos o tres
segundos inhibidores de proteasa de VIH, uno, dos o tres inhibidores de entrada/fusion de VIH y un vehiculo
farmacéuticamente aceptable.

Por ejemplo, la presente invenciéon proporciona una composicion farmacéutica que comprende una cantidad
terapéuticamente eficaz de un compuesto o combinacion de compuestos de férmula (Il) o una forma de sal,
esteroisémero, éster, sal de un éster, o combinacion de los mismos, farmacéuticamente aceptable, uno, dos o tres
segundos inhibidores de proteasa de VIH seleccionados del grupo que consiste en ritonavir, lopinavir, saquinavir,
amprenavir, fosamprenavir, nelfinavir, tipranavir, indinavir, atazanavir, TMC-126, TMC-114, mozenavir (DMP-450),
JE-2147 (AG1776), L-756423, RO0334649, KNI-272, DPC-681, DPC-684 y GW640385X, uno, dos o tres inhibidores
de entrada/fusion de VIH seleccionados del grupo que consiste en enfuvirtide (T-20), T-1249, PRO 2000, PRO 542,
PRO 140, AMD-3100, BMS-806, FP21399, GW873140, Schering C (SCH-C), Schering D (SCH-D), TNX-355 y UK-
427857 y un vehiculo farmacéuticamente aceptable.

En una décima realizacion, la presente invencién proporciona una composicion farmacéutica que comprende una
cantidad terapéuticamente eficaz de un compuesto o combinaciéon de compuestos de férmula (1) o una forma de sal,
esteroisémero, éster, sal de un éster, o combinacion de los mismos, farmacéuticamente aceptable, uno, dos o tres
segundos inhibidores de proteasa de VIH, uno, dos o tres inhibidores de integrasa de VIH y un vehiculo
farmacéuticamente aceptable.

Por ejemplo, la presente invencién proporciona una composicion farmacéutica que comprende una cantidad
terapéuticamente eficaz de un compuesto o combinacién de compuestos de formula (ll) o una forma de sal,
esteroisémero, éster, sal de un éster, o combinacion de los mismos, farmacéuticamente aceptable, uno, dos o tres
segundos inhibidores de proteasa de VIH seleccionados del grupo que consiste en ritonavir, lopinavir, saquinavir,
amprenavir, fosamprenavir, nelfinavir, tipranavir, indinavir, atazanavir, TMC-126, TMC-114, mozenavir (DMP-450),
JE-2147 (AG1776), L-756423, RO0334649, KNI-272, DPC-681, DPC-684 y GW640385X, uno, dos o tres inhibidores
de integrasa de VIH seleccionados del grupo que consiste en S-1360, zintevir (AR-177), L-870812 y L-870810, y un
vehiculo farmacéuticamente aceptable.

En una undécima realizacion, la presente invencién proporciona una composicion farmacéutica que comprende una
cantidad terapéuticamente eficaz de un compuesto o combinaciéon de compuestos de férmula (1) o una forma de sal,
esteroisémero, éster, sal de un éster, o combinacion de los mismos, farmacéuticamente aceptable, uno, dos o tres
segundos inhibidores de proteasa de VIH, uno, dos o tres inhibidores de gemacién/modulaciéon de VIH y un vehiculo
farmacéuticamente aceptable.
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Por ejemplo, la presente invencién proporciona una composicion farmacéutica que comprende una cantidad
terapéuticamente eficaz de un compuesto o combinacién de compuestos de formula (ll) o una forma de sal,
esteroisémero, éster, sal de un éster, o combinacién de los mismos, farmacéuticamente aceptable, uno, dos o tres
segundos inhibidores de proteasa de VIH seleccionados del grupo que consiste en ritonavir, lopinavir, saquinavir,
amprenavir, fosamprenavir, nelfinavir, tipranavir, indinavir, atazanavir, TMC-126, TMC-114, mozenavir (DMP-450),
JE-2147 (AG1776), L-756423, RO0334649, KNI-272, DPC-681, DPC-684 y GW640385X y PA-457 y un vehiculo
farmacéuticamente aceptable.

En una duodécima realizacion, la presente invencion proporciona el uso de un compuesto o combinacion de
compuestos de férmula (II) o una forma de sal, esteroisdémero, éster, sal de un éster, o combinacién de los mismos,
farmacéuticamente aceptable para preparar un medicamento para inhibir la replicaciéon de virus VIH que comprende
poner en contacto dicho virus con una cantidad terapéuticamente eficaz de un compuesto o combinacién de
compuestos de formula (Il) o una forma de sal, esteroisémero, éster, sal de un éster farmacéuticamente aceptable o
combinacién de los mismos.

En una decimotercera realizacién, la presente invenciéon proporciona uso de composiciones farmacéuticas como se
ha descrito anteriormente en este documento para preparar un medicamento para inhibir la replicacion de virus VIH
que comprende poner en contacto dicho virus con una cualquiera de las composiciones farmacéuticas como se ha
descrito anteriormente en este documento.

En una decimocuarta realizacion, la presente invencion proporciona el uso de un compuesto o combinacién de
compuestos de férmula (II) o una forma de sal, esteroisémero, éster, sal de un éster, o combinacién de los mismos,
farmacéuticamente aceptable para preparar un medicamento para tratar o prevenir una infeccién por VIH que
comprende administrar a un paciente que necesite dicho tratamiento una cantidad terapéuticamente eficaz de un
compuesto o combinaciéon de compuestos, de férmula (I1) o una forma de sal, esteroisémero, éster, sal de un éster o
combinacién de los mismos farmacéuticamente aceptable.

En una decimoquinta realizacién, la presente invencién proporciona uso de composiciones farmacéuticas como se
ha descrito anteriormente en este documento para preparar un medicamento para tratar o prevenir una infeccién por
VIH que comprende administrar a un paciente que necesite dicho tratamiento una cualquiera de las composiciones
farmacéuticas como se han descrito anteriormente en este documento.

En una decimosexta realizacion, la presente invencién proporciona el uso de un compuesto o combinaciéon de
compuestos de férmula (II) o una forma de sal, esteroisémero, éster, sal de un éster, o combinacién de los mismos,
farmacéuticamente aceptable para preparar un medicamento para inhibir una proteasa de VIH que comprende poner
en contacto dicha proteasa de VIH con una cantidad terapéuticamente eficaz de un compuesto o combinacién de
compuestos de formula (II) o una forma de sal, esteroisémero, éster, sal de un éster o combinacion de los mismos
farmacéuticamente aceptable.

En una decimoséptima realizacion, la presente invencién proporciona el uso de composiciones farmacéuticas como
se ha descrito anteriormente en este documento para preparar un medicamento para inhibir una proteasa de VIH
que comprende poner en contacto dicha proteasa de VIH con una cualquiera de las composiciones farmacéuticas
como se ha descrito anteriormente en este documento.

La expresion "grupo protector de N" o "N-protegido”, como se usa en este documento, se refiere a los grupos
destinados a proteger el extremo N de un aminoacido o un péptido o proteger un grupo amino contra reacciones no
deseadas durante los procedimientos sintéticos. Los grupos protectores de N usados comiunmente se describen en
T.H. Greene and P.G.M. Wuts, Protective Groups in Organic Synthesis, 22 edicién, John Wiley & Sons, New York
(1991). Los grupos protectores de N comprenden grupos tales como formilo, acetilo, propionilo, pivaloilo, t-
butilacetilo, 2-cloroacetilo, 2-bromoacetilo, trifluoroacetilo, tricloroacetilo, ftalilo, o-nitrofenoxiacetilo, benzoilo, 4-
clorobenzoilo, 4-bromobenzoilo, 4-nitrobenzoilo, y similares; grupos sulfonilo tales como bencenosulfonilo, p-
toluenosulfonilo y similares; grupos sulfenilo, tales como fenilsulfenilo (fenil-S-), trifenilmetil-sulfenilo (tritil-S-) y
similares; grupos sulfinilo, tales como p-metilfenilsulfinilo (p-metilfenil-S(O)-), t-butilsulfinilo (t-Bu-S(O)-) y similares;
grupos formadores de carbamato, tales como benciloxicarbonilo, p-clorobenciloxicarbonilo, p-metoxi-
benciloxicarbonilo, p-nitrobenciloxicarbonilo, 2-nitrobenciloxicarbonilo, p-bromobenciloxicarbonilo, 3,4-dimetoxi-
benciloxicarbonilo, 3,5-dimetoxibenciloxicarbonilo, 2,4-dimetoxibenciloxicarbonilo, 4-metoxibenciloxicarbonilo, 2-nitro-
4,5-dimetoxibenciloxicarbonilo, 3,4,5-trimetoxibenciloxicarbonilo,  1-(p-bifenilil)-1-metiletoxicarbonilo,  dimetil-3,5-

dimetoxibenciloxicarbonilo, benzhidriloxicarbonilo, t-butiloxicarbonilo, diisopropilmetoxicarbonilo,
isopropiloxicarbonilo, etoxicarbonilo, metoxicarbonilo, aliloxicarbonilo, 2,2,2-tricloro-etoxi-carbonilo, fenoxicarbonilo,
4-nitro-fenoxicarbonilo, fluorenil-9-metoxicarbonilo, ciclopentiloxicarbonilo, adamantiloxicarbonilo,

ciclohexiloxicarbonilo, feniltiocarbonilo y similares; grupos alquilo, tales como bencilo, p-metoxibencilo, trifenilmetilo,
benciloximetilo y similares; p-metoxifenilo y similares; y grupos sililo, tales como trimetilsililo y similares. Los grupos
protectores de N preferidos incluyen formilo, acetilo, benzoilo, pivaloilo, t-butilacetilo, fenilsulfonilo, bencilo, t-
butiloxicarbonilo (Boc) y benciloxicarbonilo (Cbz).

Como se usa en este documento, la expresion configuracion "S" y "R" es como se define por las IUPAC 1974
Recommendations en la Seccion E, Fundamental Stereochemistry, Pure Appl. Chem. (1976) 45, 13-30.
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Los compuestos de la invencion pueden comprender atomos de carbono sustituidos asimétricamente. Como
resultado, todos los estereoisomeros de los compuestos de la invencion pretenden incluirse en la invencion,
incluyendo mezclas racémicas, mezclas de diasteredmeros, asi como isdmeros 6pticos individuales, incluyendo,
enantiomeros y diasteredmeros individuales de los compuestos de la invencién sustancialmente libres de sus
enantidmeros u otros diasteredmeros. Por "sustancialmente libre" se refiere a libra a mas de aproximadamente el
80% de otros enantiémeros o diasteredmeros del compuesto, mas preferiblemente libre mas de aproximadamente el
90% de otros enantidmeros o diasteredmeros del compuesto, incluso mas preferiblemente libre mas de
aproximadamente el 95% de otros enantidmeros o diasteredmeros del compuesto, incluso mucho mas
preferiblemente libre mas de aproximadamente el 98% de otros enantidmeros o diasteredmeros del compuesto y
mucho mas preferiblemente libre mas de aproximadamente el 99% de otros enantidmeros o diasteredmeros del
compuesto.

Ademas, los compuestos que comprenden los isdmeros geométricos posibles de dobles enlaces de carbono-
carbono y doble carbono-nitrégeno también pretenden incluirse en esta invencion.

Los estereoisémeros individuales de los compuestos de esta invencion pueden prepararse mediante uno cualquiera
de varios métodos que estan dentro del conocimiento de un experto en la técnica. Estos métodos incluyen sintesis
estereoespecifica, separacion cromatografica de diasteredmeros, resolucién cromatografica de enantidmeros,
conversion de enantibmeros en una mezcla enantiomérica a diasteredmeros y después separacion cromatografica
de los diasteredmeros y regeneracion de los enantiomeros individuales, resolucion enzimatica y similares.

La sintesis estereoespecifica implica el uso de materiales de partida quirales apropiados y reacciones sintéticas que
no provocan racemizacion o inversion de la estereoquimica en los centros quirales.

Las mezclas diastereoméricas de los compuestos obtenidos de una reaccion sintética a menudo pueden separarse
por técnicas cromatograficas que son bien conocidas por los expertos en la técnica.

La resolucién cromatografica de enantiomeros puede realizarse sobre resinas de cromatografia quiral. Las columnas
de cromatografia que contienen resinas quirales estan disponibles en el mercado. En la practica, el racemato se
coloca en la solucion y se carga sobre la columna que contiene la fase estacionaria quiral. Después, los
enantidmeros se separaron por HPLC.

La resolucion de enantidmeros también puede realizarse convirtiendo los enantidmeros de la mezcla en
diasteredmeros por reaccion con auxiliares quirales. Después, los diastereémeros resultantes pueden separarse por
cromatografia en columna. Esta técnica es especialmente util cuando los compuestos que se van a separar
contienen un grupo carboxilo, amino o hidroxilo que formara una sal o enlace covalente con el auxiliar quiral. Los
aminoacidos quiralmente puros, los acidos carboxilicos organicos o acidos organosulfénicos son especialmente
utiles como auxiliares quirales. Una vez que los diasteredmeros se han separado por cromatografia, los
enantidmeros individuales pueden regenerarse. Con frecuencia, el auxiliar quiral puede recuperarse y usarse de
nuevo.

Las enzimas, tales como esterasas, fosfatasas y lipasas, pueden ser utiles para la resolucidon de derivados de los
enantidmeros en una mezcla enantiomeérica. Por ejemplo, puede prepararse un derivado de éster de un grupo
carboxilo en los compuestos que se van a separar. Ciertas enzimas hidrolizaran selectivamente sélo uno de los
enantiomeros en la mezcla. Después, el acido enantioméricamente puro resultante puede separarse del éster no
hidrolizado.

Ademas, los solvatos e hidratos de los compuestos de formula (1), (1), (1l1), (IV) o (V), pretenden incluirse en esta
invencion.

Cuando cualquier variable (pOI‘ ejemplo A, R1, Rz, R3, R4, R5, Re, R7, Rg, Rg, R10, R11, R12, R13, R14, Ra, Rb, RC, n, Z,
Z', X, Y, etc.) aparece mas de una vez en cualquier sustituyente o en el compuesto de férmula (1), (II), (1), (IV) o (V),
o cualquier otra férmula en este documento, su definicion en cada caso depende de su definicién en cada caso
diferente. Ademas, las combinaciones de sustituyentes sélo se permiten si dichas combinaciones dan como
resultado compuestos estables. Los compuestos estables son compuestos que pueden aislarse en un grado util de
pureza de una mezcla de reaccion.

Los compuestos de la presente invencion pueden usarse en forma de sales obtenidas a partir de acidos inorganicos
u organicos. Estas sales incluyen, pero sin limitacién, las que se indican a continuacion: 4-acetamido-benzoato,
acetato, adipato, alginato, carbonato, 4-clorobencenosulfonato, citrato, aspartato, benzoato, bencenosulfonato,
bisulfato, butirato, canforato, canforsulfonato, colato, digluconato, ciclopentanopropionato, dicloroacetato,
dodecilsulfato, etanodisulfonato, etanosulfonato, etilsuccinato, formiato, fumarato, galactarato, D-gluconato, D-
glucuronato, glucoheptanoato, glutarato, licerofosfato, glicolato, hemisulfato, heptanoato, hexanoato, clorhidrato,
bromhidrato, yodhidrato, 2-hidroxietanosulfonato (isetionato), 3-hidroxi-2-naftoato, 1-hidroxi-2-naftoato, lactato,
lactobionato, laurato, maléate, malonato, mandelato, metanosulfonato, nicotinato, 1,5-naftaleno-disulfonato, 2-
naftalenosulfonato, oléate, oxalato, pamoato, palmitato, pectinato, persulfato, 3-fenilpropionato, picrato, pivalato,
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propionato, L-piroglutamato, sebacato, e