REIVINDICACIONES

1. Un compuesto de formula (1)

R,

en donde

Q, R, U, V, W, Y, Z estan presentes individualmente o ausentes con la condicion de que al
menos tres de Q, R, U, V, W, Y, Z estén presentes;

Q, R, U, V, W, Y, Z se seleccionan independientemente del grupo que consiste en O, CH,,
NR4, C=0, C=S, C=NR* HCR* y R*CR%, con la condicion de que dos O no sean directamente
adyacentes entre si;

R!y R? se seleccionan independientemente del grupo que consiste en -H, -OH, halo, alquilo
de Cy, -O-alquilo de C14, S-alquilo de Cyg;

R3 se selecciona del grupo que consiste en -H, -CN, -B(OH),, -C(O) -alquilo, -C(O)-arilo-, -
C=C-C(0O)-arilo, -C=C-S(0O),-arilo, -CO,H, -SOzH, -SO,NH,,-POsH, y 5-tetrazolilo;

R4 se selecciona del grupo que consiste en -H, -alquilo de Cy¢, -O-alquilo de C1, -S-alquilo
de Cy, alquenilo, heteroalquenilo, cicloalquenilo, cicloheteroalquenilo, alquinilo, arilo y aralquilo de
C16, €stando cada uno de dichos alquilo de C;.¢ opcionalmente sustituidos con 1 a 3 sustituyentes
seleccionados de -OH, oxo, halo y opcionalmente conectadosa Q, R, U, V, W, Y 0 Z;

R5 se selecciona del grupo que consiste en -H, halo y alquilo de Cy;

R6 y R7 se seleccionan independientemente del grupo que consiste en -H,
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y , bajo la condicién de que R® y R7 no son al
mismo tiempo H,
en donde L es un enlazador,
en donde D, A, E y B estan presentes o ausentes individualmente, preferiblemente en
donde estan presentes al menos A, E y B, en donde cuando estan presentes:
D es un enlazador;
A se selecciona del grupo que consiste en NR4, O, S, y CHy;

E se selecciona del grupo que consiste en
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alquilo de Cqg, ,

endondeies1,203;
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B se selecciona del grupo que consiste en S, NR#4, NR*-O, NR*-alquilo de Cy¢, NR#*-alquilo
de C16-NR?, y un heterociclo mono o biciclico aromatico o no aromatico que contiene N de 5 a 10
miembros, que preferiblemente comprende ademas 1 o 2 heteroatomos seleccionados de O, Ny S,
preferiblemente que comprende ademas 1 o 2 atomos de nitrégeno, preferiblemente en donde NR*-
alquilo de C;6-NR* y el heterociclo que contiene N esta sustituido con 1 a 3 sustituyentes
seleccionados del grupo que consiste en alquilo de Cy, arilo, aralquilo de Cyg; V;

R® se selecciona del grupo que consiste en una porcion radiactiva, agente quelante,

colorante fluorescente, un agente de contraste y combinaciones de los mismos;

CX es una porcién 1-naftiio o un heterociclo mono o biciclico aromatico o no
aromatico que contiene N de 5 a 10 miembros, en donde hay 2 atomos en el anillo entre el &tomo de
N y X; dicho heterociclo opcionalmente comprende ademas 1, 2 o 3 heterodtomos seleccionados de
O,NyS;y Xesun atomo de C;

0 un tautémero, racemato, hidrato, solvato o sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

2. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, en donde
() Q,R,Uson CH,y estan presentes o0 ausentes individualmente;
V es CH,, C=0, C=S 0 C=NR%
W es NR%
Y es HCR% y
Z es C=0, C=S 0 C=NR#%; y/o
(i) Qy R estan ausentes;
U es CH, y esta presente o0 ausente;

R!y R? se seleccionan independientemente del grupo que consiste en -H y halo:



R3 se selecciona del grupo que consiste en -H, -CN, y -B(OH),;
R+ se selecciona del grupo que consiste en -H y -alquilo de C,.6, en donde el -alquilo

de C,¢ esta opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes seleccionados de -OH.

3. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1 o 2, en donde
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, opcionalmente que comprende ademas 1 o 2 heteroatomos seleccionados de
O,NyS.
4, El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones precedentes, en
donde

CX%
se seleccionan del grupo que consiste en




5. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones precedentes, en

R5y R® son H;
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R7 es Y , en donde
D esta ausente;

AesO;

AotA

E es alquilo de C15 0 ,endondemes1,2,03;

B es NR#*-alquilo de C;.5 0 un heterociclo mono o biciclico aromatico o no aromatico que
contiene N de 5 a 10 miembros, que preferiblemente comprende ademas 1 o 2 heteroatomos
seleccionados de O, N y S, preferiblemente que comprende ademas 1 o 2 atomos de nitrégeno,
preferiblemente en donde el heterociclo que contiene N esta sustituido con 1 a 3 sustituyentes

seleccionados del grupo que consiste en alquilo de Cy, arilo, aralquilo de Cy.

6. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones precedentes, en
donde
(i) el heterociclo que contiene N comprendido en B es un heterociclo monociclico

aromatico o no aromatico:

, en donde
el heterociclo opcionalmente comprende ademas 1 o 2 heteroatomos

seleccionados de O, Ny S, opcionalmente comprende ademas 1 nitrégeno;

; esta unido a la posicién 1, 2 o 3, preferiblemente a la posicion 2;

les1o02;ylo



(i) el heterociclo que contiene N comprendido en B se selecciona del grupo que

consiste en:
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en donde si el heterociclo que contiene N comprendido en B es ,
el heterociclo opcionalmente comprende ademas 1 o 2 heteroatomos
seleccionados de O, Ny S, opcionalmente comprende ademés 1 nitrégeno, opcionalmente

comprende una o mas cadenas laterales (por ejemplo, derivadas de aminoacidos);

; esta unido a la posicién 1, 2 o 3, preferiblemente a la posicion 2;
oeslo?2,

preferiblemente, si el heterociclo que contiene N comprendido en B es

3 ANy
[ : , el heterociclo que contiene N comprendido en B es o ,
i—N . Z—N
o 3 0 o

; mas preferiblemente, si el heterociclo que contiene

At

N comprendido en B es , el heterociclo que contiene N comprendido en B
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7. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones precedentes, en
donde
Q. R, U estan ausentes;
V es C=0;
W es NH,;
Y es CHy;
Z es C=0;
R!y R? se seleccionan independientemente del grupo que consiste en -H y halo:
R3 es -CN;
R%y Ré son H;
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D esta ausente;
AesO;

, en donde
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E es alquilo de C, 5 0 ,endondemes1, 2,03;
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8. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones anteriores, en donde

el alquilo de C,4 se selecciona del grupo que consiste en metilo, etilo, propilo, i-propilo, butilo, sec-

butilo, terc-butilo, pentilo y hexilo, y/o



en donde el aralquilo de C;.¢ se selecciona del grupo que consiste en bencilo, fenil-etilo, fenil-

propilo y fenil-butilo.

9. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones anteriores, en donde
R8 es una porcion radiactiva, en donde la porcién radiactiva es un isétopo fluorescente, un
radiois6topo, un farmaco radiactivo o combinaciones de los mismos, preferiblemente en donde la
porcion radiactiva se selecciona del grupo que consiste en isétopos emisores de radiacién alfa,
isétopos emisores de radiacion beta, is6topos emisores de radiaciébn gamma, isétopos emisores de
electrones Auger, isétopos emisores de rayos X, is6topos emisores de fluorescencia, como 8F, 51Cr,
67Ga, 68Ga' lll|n' 99mTC' 186Re, 188Re' 139|_a, 140|_a' 175Yb, 1538m' 166HO, 88Y, QOY, 149pm' 165Dy, 169EI’,
177LU, 47SC, 142P|—’ 1SQGd’ ZlZBi' 213Bi’ 72AS, 7288, 97RU, 109Pd’ 105Rh’ 101mRh, llQSb, 1288&, 123|' 124|' 131|’

197Hg’ 211At' 151EU, lSSEU, ngEU, 201T|, 203Pb, 212Pb’ 64CU, 67CU, 188Re’ 186Re’ 198Au, ZZSAC, 227Th y lQQAgI

10. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 8, en donde R®
es un colorante fluorescente seleccionado del grupo que consiste en las siguientes clases de
colorantes fluorescentes: Xantenos, acridinas, oxazinas, cininas, colorantes de estirilo, cumarinas,
porfinas, complejos de ligandos metdlicos, proteinas fluorescentes, nanocristales, perilenos,
dipirrometenos de boro y ftalocianinas, asi como conjugados y combinaciones de estas clases de

colorantes.

11. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 8, en donde R®
es un agente quelante que forma un complejo con cationes metalicos divalentes o trivalentes,
preferiblemente en donde el agente quelante se selecciona del grupo que consiste en acido 1,4,7,10-
tetraazaciclododecano-N,N',N,N'-tetraacético (DOTA), acido etilendiaminotetraacético (EDTA), acido
1,4,7-triazaciclononano-1,4,7-triacético (NOTA), trietilentetramina (TETA), &cido iminodiacético,
acido dietilentriamina-N,N,N',N',N"-pentaacético (DTPA), bis-(carboximetilimidazol)glicina y acido 6-
Hidrazinopiridin-3-carboxilico (HYNIC).

12. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 8, en donde R®
es un agente de contraste que comprende o consiste en un agente paramagnético, preferiblemente,

en donde el agente paramagnético comprende o consiste en nanoparticulas paramagnéticas.

13. La composicion farmacéutica que comprende o0 que consiste en al menos un
compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 12; y, opcionalmente, un vehiculo
y/o excipiente farmacéuticamente aceptable.

14. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 12 o la
composicién farmacéutica de acuerdo con la reivindicacién 13 para usarse en el diagnéstico o

tratamiento de una enfermedad caracterizada por la sobreexpresion de la proteina activadora de



fibroblastos (FAP) en un animal o un sujeto humano, preferiblemente en donde la enfermedad
caracterizada por la sobreexpresion de la proteina activadora de fibroblastos (FAP) se selecciona
del grupo que consiste en cancer, inflamacion crénica, aterosclerosis, fibrosis, remodelacion de
tejidos y trastorno queloide, preferiblemente en donde el cancer se selecciona del grupo que consiste
en cancer de mama, cancer de pancreas, cancer de intestino delgado, cancer de colon, cancer de
recto, cancer de pulmén, cancer de cabeza y cuello, cancer de ovario, carcinoma hepatocelular,
cancer de eséfago, cancer de hipofaringe, cancer de nasofaringe, cancer de laringe, células de
mieloma, cancer de vejiga, carcinoma colangiocelular, carcinoma renal de células claras, tumor
neuroendocrino, osteomalacia oncogénica, sarcoma, CUP (carcinoma de origen primario
desconocido), carcinoma de timo, tumores desmoides, glioma, astrocitoma, carcinoma de cuello

uterino y cancer de prostata.

15. Un kit que comprende o consiste en el compuesto de acuerdo con cualquiera de las
reivindicaciones 1 a 12 o la composicién farmacéutica de acuerdo con la reivindicacion 13 e
instrucciones para el diagndéstico de una enfermedad.
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