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Reivindicaciones

Un compuesto de acuerdo a la Formula 1:

RS
|
O.__N R
\ F —
R I B > \_|_/ \
RS R4 3
R R2
Formula 1

o una sal farmacéuticamente aceptable, isdmero, mezcla racémica, o mezcla diastereoisomerica, en

donde:

A es «(CHg)o—, ~O~(CHa)u-, -S-(CHa)w-, -S(O)O)-(CHa)u-, -NH-(CHz)w-,

BesO,

-CH3-0-(CHa)a-, -(CH3)a-O-CH;3-CHy-, -CH3-S-(CHz)s-, -{CH2)p-S-CHz-CH,-,
-CH;-S(0)(0)-(CHz)n-, -(CHz)e-8(0)(0)-CH2-CHy-, -O-C(0)-(CHa)r,
-8-C(0)-(CHy)y-, -NH-C(O)-(CHa)w-, -CH2-C(0)-0-(CHa)o-,
-CH,-C(Q)-NH-(CH3),-, -CH2-C(0)-S-(CHz)n-, ~(CH2),-C(0)-0-CH,-CH>-,
-(CH,)p-C(0)-NH-CH,-CHjy-, -(CH;),-C(0)-5-CH,-CHz-,
-CH,-0-C(O)-(CH)y-, -CHz-NH-C(O)~(CHay)y-, -CH3-S-C(O)-(CHa)y-,
-(CH2)n-0-C(0)-CH,-CH,-, (CH2),-NH-C(0O)-CH,-CH»-, 0
(CH2)n-S-C(0)-CH,-CH>-, en donde n es un enterode 1 a 7;

S, S(O)(0), 0 NR; y

cada uno de R', R%, R*, R R, R® R, y R% es independientemente hidrégeno, alquilo, alquilo

sustituido, arilo, arilo substituido, arilo-alquilo, arilo-alquilo substituido, cicloalquilo,
cicloalquilo substituido, cicloheteroalquilo, cicloheteroalquilo substituido, heteroarilo,
heteroarilo substituido, heteroarilo-alquilo, heteroarilo-alquilo substituido,
acilalquilooxicarbonilo, aciloxialquilooxicarbonilo, acilalquilooxicarboniloamino,
aciloxialquilooxicarboniloamino, alcoxi, alcoxicarbonilo, alcoxicarboniloalcoxi,
alcoxicarbonilolalquiloamino, alquiloasulfinilo, alquilosulfonilo, alquilotio, amino,
alquiloamino, arilo-alquiloamino, dialquilamino, ariloalcoxi, ariloalcoxicarboniloalcoxi,
ariloalcoxicarboniloalquiloamino, arilooxicarbonilo, ariloloxicarboniloalcoxi,
arilooxicarboniloalquiloamino, carboxi, carbamoil, carbamate, carbonate, cianuro, halo,
heteroarilooxicarbonilo, hidroxi, fosfato, fosfonato, sulfato, sulfonato, o sulfonamida, en
donde R', R%L R RY R, R®, R’ y R® y A puede substituirse opcionalmente con isotopos
que incluyen, pero no se limitan a ’H (deuterio), 3H (tritio), 3e, %ci, ¥, PN, g, ¥,

3lP’ 32P, y 358.



10

15

20

25

2. El compuesto de la reivindicacion | de la Formula la:

4
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Formula 1a

3. El compuesto de la reivindicacién 1, caracterizado porque A es (CHz)n~.

4. El compuesto de la reivindicaciéon 1, caracterizado porque A es —-0O-(CHy)y-,
-S-(CHy)y-, -CH,-O-(CHz)-, -(CH1),-0-CH,-CH;-, -CH,-S-(CH3)p-, 0
-(CH3),-S-CH3-CH,-.

5. El compuesto de la reivindicacion 1, en donde A es -NH-C(O)-(CHaz)-,
~CH,-NH-C(0)-(CHy)y-, -CH;-C(0)-NH-(CHa);- 0 -(CH;)p-C(0)-NH-CH,-CHz-.

6. El compuesto de la reivindicacion 1, caracterizado porque B es O.
7. El compuesto de la reivindicacion 1, caracterizado porque R'esH.
8. El compuesto de la reivindicacion 1, caracterizado porque cada uno de R'y R es

independientemente H, halogen, haloalquilo o alcoxi.

9. El compuesto de la reivindicacion 1, en donde el compuesto se caracteriza por:
una afinidad por receptores D, de dopamina,
una afinidad por receptores 5-HT4 de serotonina;
una afinidad por receptores 5-HT24 serotonina;

tener metabolito(s) primario(s) con actividad inhibitoria insignificante en el canal de
potasio del HERG (human ether-a-go-go related gene, o gen } a la concentracion

terapéutica normal de la droga principal en el plasma;

no elevar substancialmente los puntajes de la funcién hepatica cuando se administran solos;

o tener bio-disponibilidad oral.
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10.

3

Una composicién farmacéutica que comprende el compuesto de la Férmula 1:

RG
I
O.__N R?
‘\ —
R B 3F MI_/ \
RS R4 3
R R2
Férmula 1

0 una sal farmacéuticamente aceptable, isémero, mezcla racémica, o mezcla diastereoisomérica de

la misma y un portador farmacéuticamente aceptable, excipiente, o disolvente, en donde:

A

es  ~(CHp,  —O-(CHpJwr,  -S-(CHr,  -S(O)O)-(CHa)y-,  -NH-(CHz)w-,
-CHy-O-(CHp)p-,  «(CH2)a-O-CHy-CHz-,  -CHp-S-(CHp)n-,  -(CHp)y-S-CH;-CHy-,

-CH,-8(OX0)-(CHy),-, -(CH2)n-5(0)(0)-CHz-CHy-, -0-C(0)~(CHa)n-,
-5-C{O)-(CHz)a-, -NH-C(O)-(CHz2)n-, -CH,-C(0)-0-(CHa)n-,
_CH3-C(O)-NH~(CHy)a-, “CHy-C(O)-S-(CHy)u, (CH;)4-C(0)-0-CH,-CHy-,
~(CHp)a-C(0)-NH-CH,-CH-, {(CH;),2C(0)-S-CH,-CHy-,
-CH3-0-C(0)-(CHa)y-, -CH-NH-C(O)-(CH2)x-, -CHy-S-C(O)-(CHy)u-,
-(CHy),-0-C(O)-CH3-CH-, (CHy),-NH-C(0)-CH,-CHy-, 0

(CH3)y-8-C(0)-CH;-CH;-, en donde n es un entero de 1 a 7;

Bes 0, S, S(0)0), o NR®; y

cada uno de R', R%, R®, R*, R°, R®, R, y R es independientemente hidrégeno, alquilo, alquilo

sustituido, arilo, arilo substituido, ariloalquilo, arilo alquilo substituido, cicloalquilo,
cicloalquilo sustituido, cicloheteroalquilo, cicloheteroalquilo sustituido, heteroarilo,
heteroarilo substituido,  heteroariloalquilo,  heteroarilo alquilo  substituido,
acilalquilooxicarbonilo, aciloxialquilooxicarbonilo, acilalquilooxicarboniloamino,
aciloxialquilooxicarboniloamino, alcoxi, alcoxicarbonilo, alcoxicarboniloalcoxi,
alcoxicarbonilolalquiloamino, alquiloasulfinilo, alquilosulfonilo, alquilotio, amino,
alquiloamino, ariloalquiloamino, dialquilamino, ariloalcoxi, ariloalcoxicarboniloalcoxi,
ariloalcoxicarboniloalquiloamino, arilooxicarbonilo, ariloloxicarboniloalcoxi,
arilooxicarboniloalquiloamino, carboxi, carbamoil, carbamate, carbonato, cianuro, halo,
heteroarilooxicarbonilo, hidroxi, fosfato, fosfonato, sulfato, sulfonato, o sulfonamida, en
donde R', R%, R? R* R’ R®, R’ y R? y A pueden substituirse opcionalmente con isotopos
que incluyen, pero no se limitan a ?H (deuterio), 3H (tritio), °C, 36¢t, ¥F, PN, "0, *0,

3tp_ 32p y 35g.
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11.

El compuesto de la Formula 1:
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Formula 1

o una sal farmacéuticamente aceptable, isomero, mezcla racémica, o mezcla diastereoisomérica de

la misma, en donde:

A es H(CHa)a=, ~0-(CHa)a-, -S-(CHy)y-, -S(O)(O)-(CHy)w-, -NH-(CHy)n-,

-CH;-O-(CHz)y-, -(CH3)p-O-CH;-CH;-, ~-CH;3-S-(CHz)p~, -(CH32),-S-CH3-CH;-,
-CH2-$(0)(0)-(CHy)n-, -(CH2)»-5{(0}0)-CH;-CH,-, -0-C(0)-(CHy)r-,
-S-C(0)-(CHa)y~, -NH-C({O)-(CH3),-, -CH,-C(0)-O-(CHz)n-,
-CH,-C(O)-NH-(CHy)s-, -CH;-C(O)-S-(CH3)s-, -(CH2)-C(0)-O-CH,-CHj3-,
-(CH2),-C(0)-NH-CH,-CH;-, -(CH;),-C(Q)-S-CH;-CH,-,
-CH;-O-C(0)-(CHa)y-, -CH3-NH-C(O)-(CHa),-, -CH3-S-C({O)-(CHy),-,
-(CH3),-0-C(0O)-CH»-CH>-, (CH;3),-NH-C(0)-CH;,-CH»-, 0
(CH3),-S-C(0O)-CH,-CH;-, en donde nesunenterode 1 a 7;

BesO, S, S(0)O), o NR% y

cada uno de Rl, Rz, R, RY R’ R®, R7, y R% es independientemente hidrégeno, alquilo, alquilo

sustituido, arilo, arilo substituido, ariloalquilo, arilo alquilo substituido, cicloalquilo,
cicloalquilo sustituido, cicloheteroalquilo, cicloheteroalquilo sustituido, heteroarilo,
heteroarilo substituido, heteroariloalquilo, heteroariio alquilo substituido,
acilalquilooxicarbonilo, aciloxialquilooxicarbonilo, acilalquilooxicarboniloamino,
aciloxialquilooxicarboniloamino, alcoxi, alcoxicarbonilo, alcoxicarboniloalcoxi,
alcoxicarbonilolalquiloamino, alquiloasulfinilo, alquilosulfonilo, alquilotio, amino,
alquiloamino, ariloalquiioamino, dialquilamino, ariloalcoxi, ariloalcoxicarboniloalcoxi,
ariloalcoxicarboniloalquiloamino, arilooxicarbonilo, ariloloxicarboniloalcoxi,
arilooxicarboniloalquiloamino, carboxi, carbamoil, carbamate, carbonato, cianuro, halo,
heteroarilooxicarbonilo, hidroxi, fosfato, fosfonato, sulfato, sulfonato, o sulfonamida, en
donde R', Rz, R} R4, R®, R®, R’ y R® y A pueden substituirse opcionalmente con isotopos
que incluyen, pero no se¢ limitan a ’H (deuterio), H (tritio), B, *cl, g, PN, Y0, Po,
3 32p y ¥



12.  El compuesto de la reivindicacion 1 de la Formula 14b:

H
o k,N\©,C|
Formula 14b

13.  El compuesto de la reivindicacion 1, caracterizado porque el compuesto esta en la forma de

5  una sal de clorhidrato.

14, El compuesto de la reivindicacidon 1, caracterizado porque el compuesto es

enantioméricamente puro,

15. E! compuesto de la reivindicacion 1, caracterizado porque el compuesto es

diastereoméricamente puro.

10 16.  Lacomposicion farmacéutica de la reivindicacion 10, caracterizada porque el compuesto

es de Formula la:
R® ]
0N N R
RS B R* R3 R2
Formula 1a

17.  El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 11, caracterizado porque el compuesto es

15  de Formula la:

RB
| R1
9] N A VAR _'/
R?I Q N\_|_/N \ \_/)
R8 B R# R3 R2

Féormula 1a



