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REIVINDICACIONES

5 1. Un compuesto de férmula (1),

Ng—v\
w

m

- 0 un derivado farmacéuticamente aceptable del mismo, donde
V representa {CHz)a{O)e~, -CO- 0 -CH(alquilo C1.s)-;
W es -O-, -S(O)s- 0 -N(R")
10 R' representa H, alquilo Cis, (CH2sCOR? CO{CH:):NR?R?, SO;R?,
(CH5):OR?, (CH2)NR?R® 0 (CHz)phet';
het' representa un heterociclo saturado o insaturado de 3 a 8
adtomos que contiene uno o méas heterodtomos seleccionados
entre O, N o S, opcionalmente sustituido con alquilo C1.q;
15 X e Y representan independientemente H, alquilo Cy.a, halégeno, OH,
CF3. OCF3, OR*,
Z representa {CH2}{O);~, -CO- 0 -CH(alquilo C.s)-;
El anillo A representa un heterociclo saturado que contisne N de 4-7
miembros, opcionalmente susfituido con OH y en el que opcionaiments al

20 menos un N de anillo esta sustituido con O;

El anillo B representa fenilo o un heterociclo insaturado que contiene N
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de 4-7 miembros, opcionalmente sustifuido con OH, haldégeno, CN, CONH,,
CFa, OCF; y en el que opcionaimente al menos un N de anillo estd sustituido
con O;

R? y R? representan independientsmente H, alquito Cy.4 [opcionalmente
sustituido con OH, halégeno, N{slquilo Ci¢)2 0 alquiloxi Ci.a}, alquiloxi Ci.g,
N(alquilo C1.s)2 0 [cicloalquilo Cyg];

o R? y R®, junto con el dtomo de nitrdgeno al que estdn unidos,
representan independientemente un heterociclo de 3 a 8 4tomos,
opcionalmente sustituido con alquilo Cy.s;

R* representa alquilo Cy.g lineal o ramificado,

a y ¢ representan independientemente 0, 1 6 2;

b, e y g representan independientemente 06 1; y

d y f representan independientemente 1 6 2.

2. Un compuesto de acuerdo con ia relvindicacién 1, donde W representa
NR'.

3. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1 o la reivindicacion 2,
donde R’ representa H, alquilo C1.¢, -(CH2)sCOR? 0 SO.R%

4. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 3,
donde R' es metilo.

5.  Un compuesto de acuerdo con las reivindicaciones 1 ¢ 2, donde R? es

morfolinilo o pirmidinilo (opcionaimente sustituido con alquilo Cis
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[opcionalmente sustituldo con OH, halégeno, N(alquilo Ci.¢)2, 0 alcox Cq.a] 0
NMe,).

6. Un compuesto de acuerdo con cualquier reivindicacién anterior, donde X
es H.

7. Un compuesto de acuerdo con cualquier reivindicacién anterior, donde Y
estd en la posicién 4 del anillo fenileno (de acuerdo con la numeracién de
fdrmula (1)) a la que esta unido.

8. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 7, donde Y es cloro.

9. Un compuesto de acuerdo con cualquier relvindicacién anterior, donde el

anillo A se une al anilio B mediante un 4tomo de nitr6geno en el anillo A.

10. Un compuesto de acuerdo con cualquier reivindicacion anterior, dorde el
anillo A representa piperidinilo (opcionaimente sustifuido con OH, y
opcionalmente al menos un N esta sustituido con O).

11. , Un compuesto de acuerdo con cualquier reivindicaclén anterior, donde el
anillo B rehrasenta piridinilo o pirimidinilo (opcionaimente susfituido con OH,
haldgeno, CN, CONH,, CF;, OCF; y opcionalmente al mencs un N de anillo

esta sustituido con O).

12. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 11, donde el anillo B
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representa piridinilo.

13. Un compuesto de acuerdo con cualquier relvindicacién anterior, donde V
represenia -CHy-.

14. Un compuesto da acuerdo con cualquier reivindicacién anterior, donde Z
representa -CHz-.

15. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 3,
donde cuando R? y R? junto con el nitrégeno al que estdn unidos representan
un heterociclo, el heterociclo estd seleccionado enfre piperazinilo, pirrolidinilo,
piperidinilo, pirimidinilo, teirahidropiranilo, o morfolinilo, opcionalmente

sustituido con alquilo C1.a.

16. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1, seleccionado entre: _
Triclorhidrato de 8-cloro-5-metil-1-(3,4,5,6-tstrahidro-2H-[1,2"bipiridinil-4-
i)-5,6-dihidro-4H-2,3,5, 10b-teiraaza-benzole]azuleno;
Triclorhidrato de 8-cloro-5-isopropil-1-(3,4,5,6-tetrahidro-2H-
[1.2']bipiridinil-4-il}-5,6-dihidro4H-2,3,5, 10b-tetraaza-benzo[elazuleno;
Diclorhidrato de 4-{8-cloro-1-(3,4,5,6-tetrahidro-2H{1,2']bipiridinil-4-il)-
4H,6H-2,3,5,10b-tetraaza-benzo[elazulen-5-il]-etanona;
8-Cloro-5-metanosulfonil-1-(3,4,5,6-tetrahidro-2H-{1,2 Tbipiridinil-4-il}-5,6-
dihidro-4H-2, 3,5, 10b-tetraaza-benzofe]azuleno;
8-Cloro-5-meti}-1-{1-pirimidin-2-il-piperidin-4-il}-5,6-dihidro-4H-2,3,5,10b-
tetraaza-benzo[ejazuleno;
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8-Cloro-5-metanosulfonil-1-(1-pirimidin-2-il-piperidin-4-il}-5,8-dihidro-4 -
2,3,5,10b-tetraaza-benzole]azuleno;

13-Cloro-8-metil-3(3,4,5,6-tetrahidro-2H-{ 1,2 bipiridinil-4-il)-2,4,5,8-
tetraaza-triciclo[9,4,0,0*2,6*]pentadeca-1{11),3,5,12,14-pentaeno;

13-Cloro-3-(3,4,5,6-tetrahidro-2H-{1, 2"]bipiridinil-4-il)-8-oxa-2,4,5-Iriaza-
triciclo[9,4,0,0*2,6*)pentadeca-1(11),3,5,12, 14-pentaeno;

1-{B-Cloro-1-{(3,4,5.8-tetrahidro-2H{1,2"bipiridinil-4-)-4H,61H-2,3,5,10b-
tetraaza-benzofa]azulen-5-il}-2-dimetilamino-etanona;

[B-Cloro-1{3,4,5,6-tetrahidro-2H{1,2"]biplridinil-4-il}-4H,842,3,5, 10b-
tetraaza-benzo[e]azulen-5-iF morfolin-4-il-metanona;

(*) o (-)}8-Cloro-5-(4-metil-morfolin-2-iimetil)-14(3,4,5,6-tetrahidro-2+-
[1.2bipiridinil-4-il)}-5,6-dihidro-4H-2,3,5, 10b-tetraaza-banzafajazuleno;

8-Cloro-5-pirimidin-2-il-1-(3,4,5,6-tetrahidro-2H-{1, 2 Ibipiridinil-4-if)-5,6-
dihidro-4H-2,3,5,10b-tetraaza-benzo[elazuleno;

Dimetilamida del écido B-cloro-1-(3,4,5,6-tetrahidro-2H-{1,2bipiridinil-4-
il}-4H,6H-2,3,5,10b-tetraaza-benzofe]azuleno-5-sulfénico,

Dimetilamida del #écido B-cloro-1-(1-pirimidin=-2-i-piperidin-4-l)}-4H,6H-
2,3,5,10b-tetraaza-benzofalazuleno-5-sulfdnico;

13-Cloro-8-metil-3-(3,4,5,6-tefrahidro-2H{1,2']bipiridinil-4-if}-2,4,5,9-
tetraaza-triciclo[9.4,0,0*2,6"pentadeca-1{11),3,5,12,14-pentaeno;

13-Cloro-8-metil-3-(1-pirimidin-2-ll-piperidin-4-il}-2,4,5,8-tetraaza-
friciclo[9,4,0,0"2,6*]pentadeca-1(11),3,5,12,14-pentaeno; o derivados
farmaceéuticamente aceptables de los mismos.

17. E! uso de un compuesto de acuerdo con cuakjulera de las
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reivindicaciones 1 a 16 como medicamento.

18. Un procedimiento para el tratamiento de la ansiedad, enfermedad
cardiovascular (incluyendo angina, aterosclerosis, hipertensitn, insuficiencia
cardlaca, edema, hipemnatremia), dismenomea (primaria y secundaria),
endometriosis, emesis (incluyendo mareos por movimiento), retarde del
crecimiento infrauterino, inflamacién (incluyendo artritis reumatoide),
mitlesmerz, preclampsia, eyaculacién precoz, parto prematuro (pretérmino) o
enfermedad de Raynaud, que comprende adminietrar una cantidad
terapéuticamente eficaz de un compuesto de acuerdo con cualquiera de las

reivindicaciones 1 a 16 a un pacienta que padeca tal trastomo.

19. Un procedimiento de acuenrdo con la reivindicacién 18, donde el trastorno
es dismenotmea (primaria o secundaria)

20. El uso de un compuesto de acuerdo con cualquiera de fas
reivindicaciones 1 a 16 en la fabricacién de un medicamento para el tratamiento
de Ia ansiedad, enfermedad cardiovascular {incluyendo angina, aterosclerosls,
hipertensién, insuficiencia cardiaca, edema, hipematremia), dismenorrea
(primaria y secundaria), endomeiriosis, emesis (incluyendo mareos por
movimiento), retardo del crecimiento intrauterino, inflamacién (incluyendo
artritis reumatoide), miitlesmerz, preclampsia, eyaculacién precoz, pario
prematuro {pretérmino) o enfermedad da Raynaud.

21. Uso de acuerdo con la reivindicacién 20, para el tratamiento de
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dismenorrea (primaria 0 secundaria).
22. Una formulacién farmacéutica incluyendo un compuesto de acuerdo con
cualquiera de las reivindicaciones 1 a 16 junio con un excipiente, diluyente o

5 wvehiculo farmacéuticamente aceptable.

23. Intermedios de formulas (i), (11}, (X), (XV), (XXIV) y (XXV):

N-N
N- i\
{ L\ .-p®’( N)_V\
o A o] w‘ﬁ“’"’ v H : ZIW

(i Y (|||)
-N o] OY\
it »_‘ LG

e r

. 00 {(XV)

7

5

HN)\—V\ _ Nj—v\

N AN

z Z
2N o xd oo

10 enlasquaW, X Y, Z anillos A y B, y n son como se han definido en la

reivindicacién 1 y LG representa un grupo saliente adecuado.

24,  Un procedimiento para preparar un compuesto de fdrmula () de acuerdo

con la relvindicacion 1, o un derivado farmacéuticamente acaptabla del mismo,
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que comprende: hacer reaccionar un compuesto de férmula (1) con un

N-N
O»_V‘";z@v

HN
m X

catalizador &cido

donde los anlilos A y B y los grupas W, X, Y, y n son como se han definido
anteriormente.

25. Un procedimiento para preparar un compuesto de férmula {I) como se ha
definido en la relvindicacién 1, o un derivado farmacéuticamente aceptable del

mismo, que comprende: hacer reaccionar un compuesto de férmula (i)

I\
r 4
X

Y
)

con un compuesto de férmuia (IV)

:

()

en la que los anillos Ay B y los grupos W, X, Y, ¥ n son como se han definido
en la reivindicacién 1, y Z representa un grupo saliente tal como halégeno.
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26. Un procedimiento para preparar un compuesto de férmula (I) como se ha
definido en la reivindicacién 1, donde W representa NR', o un derivado
farmacéuticamente aceptable del mismo, que comprande: hacer reaccionar un

compuesto de férmula (V)
N-=N

(D
Lo

N

X ¥
v

con un compuesto de férmula (V1)
s
(Vi)

en la que los anillos A y B y los grupos R', X, Y, y n son como se han definido

en la reivindicacién 1 y Z° representa un grupo saliente tal como halégeno.

27. Un procedimiento para preparar un compuesta de férnmula (1) como se ha
definido en la reivindicacion 1, donde W representa NR', o un derivado
farmacéuticamenta aceptable del mismo, que comprende: hacer reaccionar un
compuesto da Wula (\4)

N-N
X"

X ¥
V)

con un compuesto de férmula (V)
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vi)

en la que los anillos A y B y Jos grupos R', X, Y, y n son como se han definido
en la rejvindicacion 1.

28. Un procedimiento para preparar un compuesto de férmula {I) como se ha
definido en la reivindicacién 1, o un derivado farmacéuticamente aceptable del

mismo, que comprende: hacer reaccionar un compuasto de férmula (XIllI)

NH
o OR"
(xam
con un compuesto de férmula (XXIV)

-
W

X Yy

poavy

en la que los anillos A y B y los grupos V, W, X, Y, y Z son como se han
definido en la relvindicacion 1. '

29 Un procedimiento para preparar un compuesto de férmula (I) como se ha
definido en la reivindicacién 1, o un derivado fammacéuticamente aceptable del
mismo, que comprende: hacer reacclonar un compuesto de férmula (X1it)
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(xamn
con un compuesto de fSrmuta (XXV)

en la que los anillos Ay B y los grupos V, W, X, Y, y Z son como se han
5 definido en la reivindicaclén 1.

30. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1, en donde dicho
compuesto es dibesilato de 8-cloro-5-metil-1-(3,4,5,6-tetrahidro-2H-
1 .2’]bipiridinil—4-il)-5,6—-dih|dro-4H-2,3.5. 10b-tetraaza-benzofelazuleno.

10
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