REIVINDICACIONES
1. Un compuesto de la formula (1):

)
0 una sal farmacéuticamente aceptable o un profarmaco del mismo, en donde:

R1, Ry, Rs, Rig, Ryo Y Ry se seleccionan individualmente del grupo que consiste en
hidrégeno, alquilo Cy,_4 y alcoxi Cy_4,

Rs, Rs, R7, Rg, Ry, R1g, R11, R12, R13, R4, Ris, Rig, R17 Y R1g Se seleccionan individualmente
del grupo que consiste en hidrogeno, hal6geno, alquilo C;_4, halogenalquilo C;_4, alcoxi C;_
4 'y halogenalcoxi Cy_4,

R, se selecciona del grupo que consiste en alquil C;_4~amino, halogenalquil C;_4—amino, di-
alquil C,_s—amino, di-halogenalquil C;_4,—amino y azetidin-1-ilo,

R, se selecciona del grupo que consiste en hidrogeno, alquilo C,_4, halogenalquilo C;_4, —
(CH2)i~CO-R3g, y “CO—(CH2)a—NR39Ryo,

Rsg se selecciona del grupo que consiste en hidrogeno, hidroxi y alquilo Cy_4,

Rs9 Y Ryo se seleccionan individualmente del grupo que consiste en hidrégeno, alquilo C;_4 y
halogenalquilo C;_4, 0 R3g ¥ Ry, junto con el &omo de nitrégeno al que estan unidos,
constituyen un grupo heterociclico seleccionado del grupo que consiste en: azetidin—-1-ilo,
pirrolidin—1-ilo, piperid-1-ilo, piperazin—1-ilo, morfolin—4—ilo y tiomorfolin—4-ilo; y
el nimero enterones 1 0 2,

en donde



a) al menos un hidrogeno de R4, que se selecciona de entre alquil C,_4—amino o dialquil C,_
4—amino, esta enriquecido en deuterio, y/o

b) al menos un hidrégeno de Rs, R; 0 Ry, que se seleccionan individualmente entre alquilo
Ci14 0 alcoxi Cy_y4, esta enriquecido en deuterio, y

c) opcionalmente, al menos un hidrégeno de Ry, Ry, Rs, Rs, Rg, Rg, R1o, R11, R13, Ris, Ry,
R17, Ris, R1g, R20 0 Ry esté enriquecido en deuterio.

2. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, en donde

a) al menos un hidrégeno de Ry, Ry, Rs3, Rg, Rsg, Ro, R10, R11, R13, Ris, Ris, R17, R1s, R1g, Roo
0 Ry, esta enriquecido en deuterio,

b) al menos un hidrégeno de R4, que es dimetilamino, esta enriquecido en deuterio, y/o

c) al menos un hidrégeno de Rs, R; 0 Ry4, que son metoxi, estd enriquecido en deuterio.

3. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1 o 2, en donde

d) Rs, R7 Y Ry4 S0n un grupo metoxi,

e) Ry, es un metilo, trifluorometilo o &tomo de haldgeno, preferentemente un &tomo de cloro,
f) Ry, es hidrégeno, y/o

0) R1, Rz, R, Re, Rs, Ro, Rig, Ri1, Ris, Ris, Rig, R17, Rig, Rig, R20 Y R21 son hidrogeno.

4. El compuesto de la formula (I) de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones
anteriores, en donde los seis atomos de hidrogeno de Ry4, que es dimetilamino, y/o los tres
atomos de hidrégeno de Rs, R; 0 Ry, que son un grupo metoxi, estan enriquecidos en
deuterio.

5. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones anteriores, que es un

compuesto de la formula (11):



(1),
en donde Ry, Ry, Rs, R4, Rs, Rg, R7, Rg, Ro, Rig, R11, Ri2, Ri3, Rua, Ris, Rig, Ri7, Ris, R1g, Rao,
R,1, ¥ Ry, son tal como se definen en la reivindicacion 1.
6. EI compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones anteriores, que es un

compuesto de la formula (111) o (1V):



(1) (1V)

en donde Ry, Rz, Rs, Re, Rg, Rg, Rio, R11, Ri2, Ri3, Ris, Rig, Ri7, Rig, Rig, R20, Ro1 Y Rz2 50N
tal como se definen en la reivindicacion 1, y

R23, R24, Ras, Ras, R27, Rag, Rag, Rao, Ry, Raz, Ras, Ras, Ras, Rsg Y Rz son hidrogeno.

7. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 6, que es un compuesto de la formula (V):



en donde

R,; es tal como se define en la reivindicacion 6, preferentemente hidrégeno, y

R1, es tal como se define en la reivindicacion 6, preferentemente cloro.

8. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 7, en donde

a) Ry3, Ro4, Ros, Ros, Ro7 Y Rog €stan enriquecidos en deuterio,

b) Ry, R3o, R31, R3z, Raz ¥ Ra4 estan enriquecidos en deuterio, y/o

) Rss, R3s Y Rs7 estan enriquecidos en deuterio.

9. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones anteriores, en donde el
enriquecimiento en deuterio es al menos del 10 %, al menos del 30 %, al menos del 50 %, al
menos del 70 %, al menos del 97 %, al menos del 98 % o al menos del 99 %.

10. Un proceso para la preparacién de un compuesto de la formula (1):



)
0 una sal farmacéuticamente aceptable o un profarmaco del mismo, en donde:

Ri, Ry, Rs, Rig, Ry ¥ Ry se seleccionan individualmente del grupo que consiste en
hidrogeno, alquilo C;_4 y alcoxi Cy_4,

Rs, Re, R7, Rg, Ro, Rig, R11, R12, R13, R14, Ris, Rie, R17 Y Rig Se seleccionan individualmente
del grupo que consiste en hidrégeno, halégeno, alquilo C,_4, halogenalquilo C;_4, alcoxi Cy_
4 Y halogenalcoxi Cy_4,

R, se selecciona del grupo que consiste en alquil C;_4—amino, halogenalquil C;_4—amino, di-
alquil C,_s—amino, di-halogenalquil C,_4~amino y azetidin—1-ilo,

R,, se selecciona del grupo que consiste en hidrégeno, alquilo C,_4, halogenalquilo Cy_4, —
(CH2)i~CO-R3s, y “CO—-(CH2)a—NR3z9R4o,

Rsg se selecciona del grupo que consiste en hidrogeno, hidroxi y alquilo C;_4,

R3g Y Ryo se seleccionan individualmente del grupo que consiste en hidrégeno, alquilo Cy_4 y
halogenalquilo Cy_4, 0 R3g Y R4, junto con el a&tomo de nitrogeno al que estan unidos,
constituyen un grupo heterociclico seleccionado del grupo que consiste en: azetidin—1-ilo,
pirrolidin—-1-ilo, piperid-1-ilo, piperazin—1-ilo, morfolin—4—ilo y tiomorfolin—4-ilo; y

el nimero enteron es 1 0 2, en donde

a) al menos un hidrogeno de R4, que se selecciona de entre alquil C,_4—~amino o dialquil C,_
4—amino, esta enriquecido en deuterio, y/o

b) al menos un hidrégeno de Rs, R; 0 Ry4, que se seleccionan individualmente entre alquilo

C14 0 alcoxi Cy_4, esté enriquecido en deuterio, y



c) opcionalmente, al menos un hidrégeno de Ry, Ry, Rs, Rs, Rg, Rg, R1o, R11, R13, Ris, Ry,
R17, Ris, R1g, R20 0 Ry esté enriquecido en deuterio,

el proceso comprende una etapa de reaccion de al menos uno de los siguientes compuestos
de las formulas (V1), (VI1), (V1) o (IX)
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en donde Ry, Ry, Rs, R4, Rs, Re, R, R, Ro, Rio, R11, Ri2, Ri3, Rus, Ris, Rie, R17, Ris, R1g, R2o
y Ry son tal como se definen para la formula (1),

R4; es un halégeno o un residuo de éster activador,

R4, es un halégeno, y

Ru43 €S Ry, 0 un grupo protector de hidroxilo.

11. El proceso de acuerdo con la reivindicacion 10, en donde

a) en el compuesto de la formula (V1), al menos un hidrogeno de Ry, que se selecciona de
entre alquil Cy_s—amino o dialquil C,4—amino, preferentemente dimetilamino, esta
enriquecido en deuterio, y preferentemente Ry, Ry, Rz, Rig, Ry Y Ry1 son hidrégeno y R4z €s
hidr6geno o un grupo protector de hidroxilo,

b) en el compuesto de la formula (V11), al menos un hidrégeno de Rs 0 R7, que se seleccionan
individualmente entre alquilo C,_4 0 alcoxi C,_4, preferentemente metoxi, estd enriquecido
en deuterio, y preferentemente Rg, Rg Y Rg son hidrégeno, y/o

c) en el compuesto de la formula (VI11) al menos uno, preferentemente al menos dos o al
menos tres, hidrogenos de Ry, que se selecciona de entre alquilo C;4 0 alcoxi Cy_4,
preferentemente metoxi, estan enriquecidos en deuterio, y preferentemente Ris, Ry, R17 Y
R1g son hidrégeno.

12. Una composicion farmacéutica que comprende un compuesto segun la formula (1) de

acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 9 y un portador farmacéutico aceptable.



13. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 9 o la composicion
farmacéutica de acuerdo con la reivindicacion 12 para su uso como medicamento.

14. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 9 o la composicion
farmacéutica de acuerdo con la reivindicacion 12 para su uso en el tratamiento o la profilaxis
de trastornos del sistema nervioso central, en particular de ansiedad o depresion.

15. Un compuesto segun la formula (X):

(X)

en donde

R1, se selecciona del grupo que consiste en hidrogeno, halégeno, alquilo C,_4, halogenalquilo
C14, alcoxi Cy_4 y halogenalcoxi Cy_4, preferentemente metilo, trifluorometilo o hal6geno,
mas preferentemente cloro,

R, se selecciona del grupo que consiste en hidrogeno, alquilo C,_4, halogenalquilo C;_4, —
(CH,)—CO-R33, y —CO—(CH,),—NR39R49, R3g se selecciona del grupo que consiste en
hidrogeno, hidroxi y alquilo Cy_4, R3g Y R4 Se seleccionan individualmente del grupo que
consiste en hidrégeno, alquilo C,_4 y halogenalquilo Cy_4, 0 R3g Y Ry4g, junto con el &tomo de
nitrégeno al que estan unidos, constituyen un grupo heterociclico seleccionado del grupo que
consiste en: azetidin—1-ilo, pirrolidin-1-ilo, piperid-1-ilo, piperazin-1-ilo, morfolin—4-ilo
y tiomorfolin—4-ilo; y el nimero entero n es 1 0 2; 0 Ry, es un grupo protector de hidroxilo,
y

R23, Ras, Ras, Rag, R27, Rag, R3s, Rag Y Rsz son hidrogeno, siempre que

al menos uno, preferentemente al menos dos o al menos tres, de R,3, Ros, Ras, Rag, R27, Rag,

Rss, R3s ¥ R37 estén enriquecidos en deuterio.



