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DESCRIPCION

Derivados de 10H-benzo[g]pteridina-2,4-diona, procedimiento para su preparacion y uso de los mismos
La presente invencion se refiere a derivados de 10H-benzo[g]pteridin-2,4-diona, a la preparacion y uso de los mismos.

La penetracién activa o pasiva, la adherencia y la multiplicacion de patdgenos en un huésped se denomina infeccion.
Las fuentes de particulas infecciosas se encuentran en todas partes. Por ejemplo, el cuerpo humano esta poblado por
un gran numero de microorganismos, que normalmente se mantienen bajo control mediante un metabolismo normal
y un sistema inmununitario intacto. Sin embargo, un debilitamiento del sistema inmununitario, por ejemplo, puede
causar un fuerte aumento en el numero de patégenos y, dependiendo del tipo de patégeno, diferentes sintomas. La
medicina dispone de antidotos especificos para muchas enfermedades relacionadas con los patégenos, por ejemplo,
antibiéticos contra bacterias o antimicoticos contra hongos o virustaticos contra virus. Sin embargo, el uso de estos
antidotos ha llevado a un aumento en la incidencia de patégenos resistentes, algunos de los cuales son
simultaneamente resistentes a varios antidotos. La aparicion de estos patégenos resistentes o multirresistentes ha
dificultado cada vez mas el tratamiento de las enfermedades infecciosas. La consecuencia clinica de la resistencia se
manifiesta por el fracaso del tratamiento, especialmente en pacientes inmunodeprimidos.

Los nuevos puntos de partida para combatir los gérmenes resistentes o multirresistentes son, por un lado, la busqueda
de nuevos antidotos, como antibidticos o antimicoticos y, por otro, la busqueda de posibilidades alternativas de
inactivacion.

La inactivacion fotodinamica de los microorganismos ha demostrado ser un procedimiento alternativo. Dos procesos
fotooxidativos diferentes juegan un papel decisivo en la inactivacion fotodinamica de los microorganismos. Un requisito
previo para la inactivacion fotooxidativa es, por un lado, la presencia de una cantidad suficiente de oxigeno y, por otro
lado, la localizacion de un llamado fotosensibilizador que se excita con luz de una longitud de onda correspondiente.
El fotosensibilizador excitado puede causar la formacion de especies reactivas de oxigeno (ROS), por lo que se pueden
formar radicales, por ejemplo aniones superéxido, peréxido de hidrégeno o radicales hidroxilo, y/u oxigeno molecular
excitado, por ejemplo oxigeno singlete.

Ambas reacciones se centran en la fotooxidacién de biomoléculas especificas en las proximidades de las especies
reactivas de oxigeno (ROS). En particular, se produce la oxidacion de lipidos y proteinas, que se producen, por
ejemplo, como componentes de la membrana celular de los microorganismos. La destruccion de la membrana celular
conduce, a su vez, a la inactivacion de los microorganismos en cuestion. Se supone un proceso de eliminacion similar
para los virus y los hongos.

Por ejemplo, el oxigeno singlete ataca todas las moléculas. Sin embargo, los acidos grasos insaturados en las
membranas de las bacterias son particularmente susceptibles al dafio. Las células endégenas sanas tienen una
defensa celular contra los ataques de los radicales libres, las llamadas catalasasas o superoxido dismutasas. Por lo
tanto, las células sanas enddgenas pueden contrarrestar el dafno causado por las especies reactivas de oxigeno
(ROS), por ejemplo, los radicales o el oxigeno singlete.

Muchos fotosensibilizadores se conocen del estado de la técnica, por ejemplo del grupo de porfirinas y sus derivados
o ftalocianinas y sus derivados o fullerenos y sus derivados o derivados de la estructura de fenotiazininio, por ejemplo
azul de metileno o azul de toluidina, o representantes de la serie de fenoxazinio, por ejemplo azul del Nilo. La
fotodinamica de azul de metileno o de azul de toluidina contra bacterias, por ejemplo, ya se usa en odontologia.

Los fotosensibilizadores conocidos del estado actual de la técnica son en su mayoria sustancias con una estructura
molecular relativamente compleja y, por lo tanto, con procedimientos de fabricacién complejos.

Se sabe que los derivados de 10-metil-10H-benzo[g]pteridina-2,4-diona, riboflavina y tetraacetilriboflavina tienen altos
rendimientos de oxigeno singlete, pero baja afinidad por los microorganismos. También se sabe que el oxigeno
singlete solo puede difundirse a corta distancia antes de que reaccione o se degrade. Por lo tanto, la inactivacion de
los microorganismos por derivados de 10-metil-10H-benzo[g]pteridina-2,4-diona, riboflavina y tetraacetilriboflavina es
insuficiente.

Ademas, de los documentos WO 2010/019208 A1y WO 2011/008247 A1 se conocen numerosos derivados de flavina,
roseoflavina y riboflavina que pueden unir riboswitches al mononucleétido de flavina (FMN). Los riboswitches son
elementos del ARN en regiones no traducidas del ARNm de los procariotas, hongos y plantas que se unen a
metabolitos de bajo peso molecular por ejemplo FMN y posteriormente regulan la expresion génica. Por ejemplo,
después de unir FMN a los riboswitches de FMN de los procariotas, se reprime la expresion de las enzimas
responsables de la biosintesis de riboflavina y FMN, deteniendo asi la biosintesis de riboflavina y FMN. La riboflavina
juega un papel fundamental en el metabolismo porque sirve como precursor de las coenzimas de flavina. Por lo tanto,
la supresion de la riboflavina y la biosintesis de la FMN conducen a una reduccion de la supervivencia. Christina K.
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Remucal ET AL: "Photosensitized Amino Acid Degradation in the Presence of Riboflavin and Its Derivatives",
Environmental Science & Technology, Bd. 45, Nr. 12, 15. Junio 2011 (2011-06-15), paginas 5230-5237 describen el
uso de derivados de riboflavina como fotosensibilizadores en la terapia fotodinamica y también sugiere derivatizar la
riboflavina.

La presente solicitud se refiere a la terapia fotodinamica y, por lo tanto, el objetivo subyacente se considera como el
uso de otros fotosensibilizadores donde dicho efecto es deseable. El objetivo de la presente invencién se resuelve
proporcionando para esta aplicacion un compuesto de formula (1):

R4 RS

como se define en las reivindicaciones. Esta es la formula (1), donde

A) solo 1 radical R1, R2, R3 0 R4 es un radical organico de la férmula general -(C(D)(E))»-X o -(C(D)(E))x-aril-(C(D)(E))-
X, donde h es un numero entero de 1 a 20 y k, | son cada uno independientemente del otro un nimero entero de 0 a
6, donde D y E son cada uno independiente del otro hidrogeno, halégeno, preferentemente cloro, bromo, yodo o fluor,
hidroxilo, O-RV"), donde R") es metilo, etilo, etilo, n-propilo, n-butilo, fenilo o bencilo, O-C(=0)-R™ donde R es
hidrégeno, metilo, etilo, n-propilo, n-butilo, fenilo o bencilo, o tiol, mas preferentemente hidrégeno o hidroxilo, y donde
X es un radical organico que tiene solo un atomo de nitrégeno cuaternario y el arilo es un aromatico sustituido o sin
sustituir o un heteroaromatico sustituido o sin sustituir que no contiene un atomo de nitrégeno, y

donde los radicales R1, R2, R3 o R4, que no son -(C(D)(E))n-X o - (C(D)(E))k-aril-(C(D)(E))-X, pueden ser idénticos o
diferentes independientemente entre si, y son hidrogeno, halégeno, hidroxilo, tiol, nitro, carboxilato, aldehido que tiene
de 1 a 20 atomos de carbono, cetona que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, O-alquilo que tiene de 1 a 20 atomos
de carbono, S-alquilo que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, O-alquenilo que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, S-
alquenilo que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, O-arilo que tiene de 5 a 20 4tomos de carbono, S-arilo que tiene de
5 a 20 atomos de carbono, éter que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, tioéter que tiene de 2 a 20 atomos de carbono,
éster de acido carboxilico que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, carboxamida que tiene 1 a 20 atomos de carbono,
tioéster que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, alquilo que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, alquenilo que tiene de
2 a 20 atomos de carbono, cicloalquilo que tiene de 3 a 20 atomos de carbono, cicloalquenilo que tiene de 3 a 20
atomos de carbono, arilo que tiene de 5 a 20 atomos de carbono o heteroarilo que tiene de 4 a 20 atomos de carbono
que no contiene ningun atomo de N, y

donde cada uno de los radicales R5 o R6 es, cada uno independientemente del otro, idéntico o diferente y es
hidrégeno, alquilo que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, alquenilo que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, éter que
tiene de 2 a 20 atomos de carbono, tioéter que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, cicloalquilo que tiene de 3 a 20
atomos de carbono, cicloalquenilo que tiene de 3 a 20 atomos de carbono, arilo que tiene de 5 a 20 atomos de carbono
o heteroarilo que tiene de 4 a 20 atomos de carbono qué no contiene ningun atomo de N,

(0]

donde B) solo 1 radical R5 o R6 es un radical organico de la formula general -(C(D)(E))»-X o -(C(D)(E))x-aril-(C(D)(E))-
X, donde h es un numero entero de 1 a 20 y k, | son cada uno independientemente del otro un numero entero de 0 a
6, donde D y E son cada uno independiente del otro hidrogeno, halégeno, preferentemente cloro, bromo, yodo o fluor,
hidroxilo, O-RV"), donde R") es metilo, etilo, etilo, n-propilo, n-butilo, fenilo o bencilo, O-C(=0)-R™ donde R es
hidrégeno, metilo, etilo, n-propilo, n-butilo, fenilo o bencilo, o tiol, mas preferentemente hidrégeno o hidroxilo, y donde
X es un radical organico que tiene solo un atomo de nitrégeno cuaternario y el arilo es un aromatico sustituido o sin
sustituir o un heteroaromatico sustituido o sin sustituir que no contiene un atomo de nitrégeno, y

donde el radical R5 o R6, que no es -(C(D)(E))»-X o -(C(D)(E))«-aril-(C(D)(E)-X, es hidrogeno, alquilo que tiene de 1 a
20 atomos de carbono, alquenilo que tiene de 2 a 20 4tomos de carbono, éter que tiene de 2 a 20 atomos de carbono,
tioéter que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, cicloalquilo que tiene de 3 a 20 atomos de carbono, cicloalquenilo que
tiene de 3 a 20 atomos de carbono, arilo que tiene de 5 a 20 atomos de carbono o heteroarilo que tiene de 4 a 20
atomos de carbono, que no contiene un dtomo de N, y

donde los radicales R1 a R4 pueden ser idénticos o diferentes independientemente entre si, y son hidrégeno, halégeno,
hidroxilo, tiol, nitro, carboxilato, aldehido que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, cetona que tiene de 2 a 20 atomos
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de carbono, O-alquilo que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, S-alquilo que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, O-
alquenilo que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, S-alquenilo que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, O-arilo que
tiene de 5 a 20 atomos de carbono, S-arilo que tiene de 5 a 20 atomos de carbono, éter que tiene de 2 a 20 atomos
de carbono, tioéter que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, éster de acido carboxilico que tiene de 1 a 20 atomos de
carbono, carboxamida que tiene 1 a 20 atomos de carbono, tioéster que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, alquilo
que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, alquenilo que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, cicloalquilo que tiene de 3
a 20 atomos de carbono, cicloalquenilo que tiene de 3 a 20 atomos de carbono, arilo que tiene de 5 a 20 atomos de
carbono o heteroarilo que tiene de 4 a 20 atomos de carbono que no contiene ningun atomo de N.

El compuesto de férmula (1) segun la invencion es un derivado de 10H-benzo[g]pteridina-2,4-diona o de flavina, de
ahora en adelante también denominado de esa forma.

Cualquier anion adecuado puede ser usado como contraidon para el atomo de nitrdgeno cuaternario cargado
positivamente. Preferentemente, los aniones se usan como contraion para el atomo de nitrégeno cuaternario cargado
positivamente para proporcionar una sal farmacolégicamente aceptable.

En una realizacién preferida de la presente invencion, X en el compuesto de féormula (1) es un radical organico que
tiene solo un atomo de nitrégeno cuaternario y que tiene como contraién fluoruro, cloruro, bromuro, yoduro, sulfato,
hidrégeno sulfato, fosfato, dihidrogeno fosfato, hidrégeno fosfato, tosilato, mesilato, formiato, acetato, oxalato,
benzoato, citrato y/o mezclas de los mismos.

Se describe la provision de un proceso para preparar un compuesto segun la reivindicacion 1, en el que el
procedimiento comprende las siguientes etapas:

(A) reducir una nitroanilina sustituida de la formula (22) a una o-fenilendiamina sustituida de la formula (23),
R10 31 1 R10 531 1
RB N-ﬁ‘ ngﬁ. - N'\H

)

R H -
OGNS
R8> NO,  R8” 7’? NH,
R7 R7
(22) (23)

donde cada uno de los radicales R7 a R10 pueden ser idénticos o diferentes independientemente entre si, y son
hidrégeno, haldgeno, hidroxilo, tiol, nitro, carboxilato, aldehido que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, cetona que
tiene de 2 a 20 atomos de carbono, O-alquilo que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, S-alquilo que tiene de 1 a 20
atomos de carbono, O-alquenilo que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, S-alquenilo que tiene de 2 a 20 atomos de
carbono, O-arilo que tiene de 5 a 20 atomos de carbono, S-arilo que tiene de 5 a 20 atomos de carbono, éter que tiene
de 2 a 20 atomos de carbono, tioéter que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, éster de acido carboxilico que tiene de
1 a 20 atomos de carbono, carboxamida que tiene 1 a 20 atomos de carbono, tioéster que tiene de 1 a 20 atomos de
carbono, alquilo que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, alquenilo que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, cicloalquilo
que tiene de 3 a 20 atomos de carbono, cicloalquenilo que tiene de 3 a 20 atomos de carbono, arilo que tiene de 5 a
20 atomos de carbono o heteroarilo que tiene de 4 a 20 atomos de carbono que no contiene ningun atomo de N o un
radical organico de la férmula general -(C(D)(E))»-OH, - (C(D)(E))«-aril-(C(D)(E))-OH, -(C(D)(E))n-X o -(C(D)(E))«-aril-
(C(D)(E))-X, y donde el radical R11 es hidrogeno, alquilo que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, alquenilo que tiene
de 2 a 20 atomos de carbono, éter que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, tioéter que tiene de 2 a 20 atomos de
carbono, cicloalquilo que tiene de 3 a 20 atomos de carbono, cicloalquenilo que tiene de 3 a 20 atomos de carbono,
arilo que tiene de 5 a 20 atomos de carbono, heteroarilo que tiene de 4 a 20 atomos de carbono, que no contiene
ningun atomo de N, o un radical organico de la férmula general -(C(D)(E))»-OH, - (C(D)(E))-aril-(C(D)(E))-OH, -
(C(D)E)-X 0 «(C(D)(E))-aril-(C(D)(E))-X,

(B) condensar la o-fenilendiamina sustituida de la formula (23) obtenida en la etapa (A) con aloxano o su hidrato
para obtener un compuesto de la formula (24),
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R10 I]QH
RO, A __N_ _N__O
I T I (24)
R8’ 7 N’ ﬂ H
R7 0
(C) opcionalmente hacer reaccionar el compuesto de formula (24) obtenido en la etapa (B) con un agente

alquilante de la formula general T-alquilo, T-alquenilo, T-cicloalquilo, T-cicloalquenilo, T-(C(D)(E))»-OH, T-(C(D)(E))x-
aril-(C(D)(E))-OH, T-arilo, T-(C(D)(E))»-X o T-(C(D)(E))«-aril-(C(D)(E))-X, donde T es hidrégeno, cloro, bromo, yodo,
p-toluenosulfonilo (OTs), metanosulfonilo (OMs), OH o R»S*, donde R puede ser independientemente igual o diferente
entre si y es preferentemente metilo, etilo, propilo o butilo, para dar un compuesto de formula (25):

R10 R11
Ro. L N_ N__O

N, N
N i Rr12
rR7 (25) o
(D) opcionalmente hacer reaccionar el compuesto de la formula (24) obtenido en la etapa (B) o el compuesto de

la formula (25) obtenido en la etapa (C) con cloruro de tosilo, cloruro de mesilo o yodo, opcionalmente en presencia
de un catalizador, y posteriormente con un compuesto organico que contenga al menos un atomo de nitrégeno
terciario, cuando ninguno de los radicales R7 a R12 es un radical organico de la formula general - (C(D)(E))»-X 0 -
(C(D)(E))k-aril-(C(D)(E))-X y cuando 1 radical R7 a R12 es un radical organico de la férmula general -(C(D)(E))»-OH o
-(C(D)(E))-aril-(C(D)(E))-OH, para obtener el derivado de 10H-benzo[g]pteridina-2,4-diona de férmula (1) segun la
invencion,

con la condicion de que solo 1 radical R7 a R12 es un radical organico de la formula general -(C(D)(E))n-X 0 -(C(D)(E) -
aril-(C(D)(E))-X, y donde h es un numero entero de 1 a 20 y k, | son cada uno independientemente del otro un numero
entero de 0 a 6, donde D y E son cada uno independiente del otro hidrégeno, halégeno, preferentemente cloro, bromo,
yodo o fltior, hidroxilo, O-RV'™, donde RV es metilo, etilo, etilo, n-propilo, n-butilo, fenilo o bencilo, O-C(=0)-R™
donde R™) es hidrogeno, metilo, etilo, n-propilo, n-butilo, fenilo o bencilo, o tiol, mas preferentemente hidrogeno o
hidroxilo, y donde X es un radical organico que tiene solo un atomo de nitrégeno cuaternario y arilo es un aromatico
sustituido o sin sustituir o un heteroaromatico sustituido o sin sustituir que no contiene un atomo de nitrégeno.

Se describe también la provisién de un proceso para preparar un compuesto segun la reivindicacion 1, en el que el
procedimiento comprende las siguientes etapas:

(A) condensar una amina de la férmula R11-NH. con un derivado de clorouracilo de la formula (26), opcionalmente en
presencia de un catalizador, preferentemente acido de Lewis o acido de Broenstedt, para obtener un compuesto de la
férmula (27):

0
(@7)

donde cada uno de los radicales R11 o R12 pueden ser cada uno independientemente iguales o diferentes entre si, y
es hidrégeno, alquilo que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, alquenilo que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, éter
que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, tioéter que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, cicloalquilo que tiene de 3 a
20 atomos de carbono, cicloalquenilo que tiene de 3 a 20 atomos de carbono, arilo que tiene de 5 a 20 atomos de
carbono, heteroarilo que tiene de 4 a 20 atomos de carbono, que no contiene ningun atomo de N, o un radical organico
de la férmula general -(C(D)(E))n-OH o - (C(D)(E))-aril-(C(D)(E))~OH, -(C(D)(E))»-X o -(C(D)(E))«-aril-(C(D)(E))-X,

(B) hacer reaccionar el compuesto de formula (27) obtenido en la etapa (A) con un compuesto nitroso de formula (28)
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para dar un compuesto de formula (25):

R10
R9

R i‘“\:

R7 : ,
(28) R7

donde cada uno de los radicales R7 a R10 pueden ser idénticos o diferentes independientemente entre si, y son
hidrégeno, halégeno, hidroxilo, tiol, nitro, carboxi, aldehido que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, cetona que tiene
de 2 a 20 atomos de carbono, O-alquilo que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, S-alquilo que tiene de 1 a 20 atomos
de carbono, O-alquenilo que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, S-alquenilo que tiene de 2 a 20 atomos de carbono,
O-arilo que tiene de 5 a 20 atomos de carbono, S-arilo que tiene de 5 a 20 atomos de carbono, éter que tiene de 2 a
20 atomos de carbono, tioéter que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, éster de acido carboxilico que tiene de 1 a 20
atomos de carbono, carboxamida que tiene 1 a 20 atomos de carbono, tioéster que tiene de 1 a 20 atomos de carbono,
alquilo que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, alquenilo que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, cicloalquilo que tiene
de 3 a 20 atomos de carbono, cicloalquenilo que tiene de 3 a 20 atomos de carbono, arilo que tiene de 5 a 20 atomos
de carbono o heteroarilo que tiene de 4 a 20 atomos de carbono que no contiene ningun atomo de N o un radical
organico de la férmula general -(C(D)(E))»-OH, - (C(D)(E))-aril-(C(D)(E))-OH, -(C(D)(E))»-X o -(C(D)(E))x-aril-
(COYEN-X,y

(C) opcionalmente hacer reaccionar el compuesto de la formula (25) obtenido en la etapa (B) con cloruro de tosilo,
cloruro de mesilo o yodo, opcionalmente en presencia de un catalizador, y posteriormente con un compuesto organico
que contenga al menos un atomo de nitrégeno terciario, cuando ninguno de los radicales R7 a R12 es un radical
organico de la formula general - (C(D)(E))n-X o -(C(D)(E))«-aril-(C(D)(E))-X y cuando 1 radical R7 a R12 es un radical
organico de la férmula general -(C(D)(E))»-OH o -(C(D)(E))x-aril-(C(D)(E))-OH, para obtener el derivado de 10H-
benzo[g]pteridina-2,4-diona de férmula (1) segun la invencién,

con la condicién de que solo 1 radical R7 a R12 es un radical organico de la formula general -(C(D)(E))n-X 0 -(C(D)(E) -
aril-(C(D)(E))-X, y donde h es un numero entero de 1 a 20 y k, | son cada uno independientemente del otro un numero
entero de 0 a 6, donde D y E son cada uno independiente del otro hidrogeno, halégeno, preferentemente cloro, bromo,
yodo o fltior, hidroxilo, O-RV'™, donde RV es metilo, etilo, etilo, n-propilo, n-butilo, fenilo o bencilo, O-C(=0)-R™
donde R™) es hidrogeno, metilo, etilo, n-propilo, n-butilo, fenilo o bencilo, o tiol, mas preferentemente hidrogeno o
hidroxilo, y donde X es un radical organico que tiene solo un atomo de nitrégeno cuaternario y el arilo es un aromatico
sustituido o sin sustituir o un heteroaromatico sustituido o sin sustituir que no contiene un atomo de nitrégeno.

Otras realizaciones preferidas de la presente invencion se describen en las reivindicaciones dependientes.

En otra realizacion preferida, el derivado de 10H-benzo[g]pteridina-2,4-diona de férmula (1) segun la invencién no
contiene ningun atomo de nitrégeno basico, preferentemente neutro, protonable y/o cargado positivamente, y ningun
otro atomo de nitrégeno cuaternario. Un «fotosensibilizador» se define segun la invencidon como un compuesto que
absorbe la luz, y a continuacion genera especies reactivas de oxigeno (ROS), preferentemente radicales libres y/u
oxigeno singlete, a partir del oxigeno triplete.

El término “terapia fotodindmica” segun la invencion se refiere a la inactivacion inducida por luz de células o
microorganismos. El término «inactivacién» segun la invencion se refiere a la reduccion de la viabilidad o la destruccién
de un microorganismo, preferentemente su destruccion. Una inactivacion inducida por la luz puede determinarse, por
ejemplo, reduciendo el nimero de microorganismos tras la irradiacion de una cantidad inicial definida de estos
microorganismos en presencia de al menos un compuesto de la férmula (1) segun la invencion. Segun la invencion,
por reduccién de la viabilidad se entiende que el numero de microorganismos se reduce en al menos un 99,0 %,
preferentemente en al menos un 99,9 %, mas preferentemente en al menos un 99,99 %, mas preferentemente en al
menos un 99,999 %, aun mas preferentemente en al menos un 99,9999 %. El numero de microorganismos se reducira
preferentemente en mas del 99,9 % hasta el 100 %, y preferentemente en mas del 99,99 % hasta el 100 %.

Se dara preferencia a la reduccion del numero de microorganismos segun Boyce, J.M. y Pittet, D. («Guidelines for
hand hygiene in healthcare settings.

Recommendations of the Healthcare Infection Control Practices Advisory Committee and the HIPAC/SHEA/APIC/IDSA
Hand Hygiene Task Force», Am.J.Infect.Control 30 (8), 2002, paginas 1 - 46) como factor de reduccion logqo.

Segun la invencion, la expresion «factor de reduccién logio» significa la diferencia entre el logaritmo decadico del
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numero de microorganismos antes y el logaritmo decadico del nimero de microorganismos después de la irradiacion
de estos microorganismos con radiacion electromagnética en presencia de al menos un compuesto de la formula (1)
segun la invencion.

Los procedimientos adecuados para la determinacién del factor de reduccién logio se describen, por ejemplo, en la
norma DIN EN 14885:2007-01 «Chemische Desinfektionsmittel und Antiseptika - Anwendung Europaischer Normen
fur chemische Desinfektionsmittel und Antiseptika» o en Rabenau, H.F. y Schwebke, I. («Leitlinie der Deutschen
Vereinigung zur Bekampfung der Viruskrankheiten (DVV) e.V. und des Robert Koch-Instituts (RKI) zur Prifung von
chemischen Desinfektionsmitteln auf Wirksamkeit gegen Viren in der Humanmedizin» Bundesgesundheitsblatt,
Gesundheitsforschung, Gesundheitsschutz 51(8), (2008), paginas 937 - 945).

Preferentemente el factor de reduccion logio después de irradiacion de microorganismos con radiacion
electromagnética en presencia de al menos un compuesto de la formula (1) segun la invencion es al menos 2 logqo,
preferentemente al menos 3 log1o, mas preferentemente al menos 4 log1, mas preferentemente al menos 4,5 logqo,
mas preferentemente al menos 5 log1, mas preferentemente al menos 6 log1o, aln mas preferentemente al menos 7
logio, @aun mas preferentemente al menos 7,5 logqo.

Por ejemplo, una reduccion del nimero de microorganismos después de la irradiacion de estos microorganismos con
radiacion electromagnética en presencia de al menos un compuesto de férmula (1) segun la invencién en 2 potencias
de diez, basado en la cantidad inicial de estos microorganismos, significa un factor de reduccion logio de 2 logio.

Mas preferentemente, el numero de microorganismos después de irradiacion de estos microorganismos con radiacion
electromagnética en presencia de al menos uno compuesto de la férmula (1) segun la invencion esta reducido en al
menos 1 potencia de diez, mas preferentemente en al menos 2 potencias de diez, preferentemente en al menos 4
potencias de diez, mas preferentemente en al menos 5 potencias de diez, mas preferentemente en al menos 6
potencias de diez, aun mas preferentemente en al menos 7 potencias de diez, en cada caso basado en la cantidad
inicial de estos microorganismos.

En el sentido de la invencion, el término «microorganismos» se refiere en particular a virus, archaeae, microorganismos
procariotas, tales como bacterias y esporas bacterianas, y microorganismos eucariotas, tales como hongos, protozoos,
esporas fungicas y algas unicelulares. Los microorganismos pueden aparecer como organismos unicelulares o
multicelulares, por ejemplo, como un micelio fungico.

Un derivado de 10H-benzo[g]pteridina-2,4-diona segun la invencion tiene la formula (1),

Fd b

R
|
N

9004

I L *’N“"u.
N R6 (1)

Y

1 o

R2

donde cualquiera de

A) solo 1 radical R1, R2, R3 o R4 es un radical organico de la formula general -(C(D)(E))s-X 0 -(C(D)(E))-aril-
(C(D)(E))-X, donde h es un numero entero de 1 a 20, preferentemente de 1 a 19, preferentemente de 1 a 17,
preferentemente de 1 a 13, preferentemente de 1 a 9, mas preferentemente de 1 a 6, mas preferentemente de 1 a 4,
y Kk, I son cada uno independientemente un numero entero de 0 a 6, preferentemente de 1 a 5, donde D y E son cada
uno independientemente hidrogeno, halégeno, preferentemente cloro, bromo, yodo o flior, hidroxilo, O-R¥", donde
RN es metilo, etilo, n-propilo, n-butilo, fenilo o bencilo, O-C(=0)-R™), donde R es hidrogeno, metilo, etilo, n-propilo,
n-butilo, fenilo o bencilo, o tiol, mas preferentemente hidrégeno o hidroxilo, donde arilo es un aromatico sustituido o
sin sustituir que tiene de 5 a 20 atomos de carbono o un heteroaromatico sustituido o sin sustituir que no contiene un
atomo de nitrégeno que tiene de 4 a 20 atomos de carbono, y X es un radical organico que tiene solo un atomo de
nitrégeno cuaternario

(0]

B) solo 1 radical R5 o R6 es un radical organico de la férmula general -(C(D)(E))»-X o -(C(D)(E))x-aril-(C(D)(E))-
X, donde h es un numero entero de 1 a 20, preferentemente de 1 a 19, preferentemente de 1 a 17, preferentemente
de 1 a 13, preferentemente de 1 a 9, mas preferentemente de 1 a 6, mas preferentemente de 1 a 4, y k, | son cada
uno independientemente un numero entero de 0 a 6, preferentemente de 1 a 5, donde D y E son cada uno
independientemente hidrégeno, halégeno, preferentemente cloro, bromo, yodo o fltor, hidroxilo, O-RY"), donde RV
es metilo, etilo, n-propilo, n-butilo, fenilo o bencilo, O-C(=0)-R™), donde R es hidrégeno, metilo, etilo, n-propilo, n-
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butilo, fenilo o bencilo, o tiol, mas preferentemente hidrégeno o hidroxilo, donde arilo es un aromatico sustituido o sin
sustituir que tiene de 5 a 20 atomos de carbono o un heteroaromatico sustituido o sin sustituir que no contiene un
atomo de nitrogeno que tiene de 4 a 20 atomos de carbono, y X es un radical organico que tiene solo un atomo de
nitrégeno cuaternario.

En una realizacion preferida, el derivado de 10H-benzo[g]pteridina-2,4-diona de férmula (1) segun la invencion no tiene
un atomo de nitrégeno neutro, protonable unido directamente al anillo de isoaloxazina, por ejemplo como radical amino,
radical metilamino o radical dimetilamino, y ningun atomo de nitrégeno cargado positivamente directamente unido al
anillo de isoaloxazina, por ejemplo como radical piridin-1-io-1-ilo o radical trimetilamonio.

Mas preferentemente, el radical organico X no contiene ningun atomo de nitrégeno basico, preferentemente ningun
atomo de nitrégeno neutro y protonable, y/o ningin atomo de nitrégeno protonable y cargado positivamente.

En la variante A) del derivado de 10H-benzo[g]pteridina-2,4-diona de la formula (1) segun la invencion, solo 1 radical
R1, R2, R3 0 R4 es un radical organico de la formula general -(C(D)(E))n-X 0 -(C(D)(E))«-aril-(C(D)(E))-X, donde h es
un numero entero de 1 a 20, preferentemente de 1 a 19, preferentemente de 1 a 17, preferentemente de 1 a 13,
preferentemente de 1 a 9, mas preferentemente de 1 a 6, mas preferentemente de 1 a 4, y k, | son cada uno
independientemente un numero entero de 0 a 6, preferentemente de 1 a 5, donde D y E son cada uno
independientemente hidrégeno, haldgeno, preferentemente cloro, bromo, yodo o fltor, hidroxilo, O-RY"), donde RV
es metilo, etilo, n-propilo, n-butilo, fenilo o bencilo, O-C(=0)-R™), donde R es hidrégeno, metilo, etilo, n-propilo, n-
butilo, fenilo o bencilo, o tiol, mas preferentemente hidrogeno o hidroxilo, donde arilo es un aromatico sustituido o sin
sustituir que tiene de 5 a 20 atomos de carbono o un heteroaromatico sustituido o sin sustituir que no contiene un
atomo de nitroégeno que tiene de 4 a 20 atomos de carbono, y X es un radical organico que tiene solo un atomo de
nitrégeno cuaternario,

donde los radicales R1, R2, R3 o R4, que no son -(C(D)(E))n-X o - (C(D)(E))k-aril-(C(D)(E))-X, pueden ser idénticos o
diferentes independientemente entre si, y son hidrégeno, halégeno, hidroxilo, tiol, nitro, carboxilato, aldehido que tiene
de 1 a 20 atomos de carbono, cetona que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, O-alquilo que tiene de 1 a 20 atomos
de carbono, S-alquilo que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, O-alquenilo que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, S-
alquenilo que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, O-arilo que tiene de 5 a 20 4tomos de carbono, S-arilo que tiene de
5 a 20 atomos de carbono, éter que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, tioéter que tiene de 2 a 20 atomos de carbono,
éster de acido carboxilico que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, carboxamida que tiene 1 a 20 atomos de carbono,
tioéster que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, alquilo que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, alquenilo que tiene de
2 a 20 atomos de carbono, cicloalquilo que tiene de 3 a 20 atomos de carbono, cicloalquenilo que tiene de 3 a 20
atomos de carbono, arilo que tiene de 5 a 20 atomos de carbono o heteroarilo que tiene de 4 a 20 atomos de carbono
que no contiene ningun atomo de N, y

donde cada uno de los radicales R5 o R6 es, cada uno independientemente del otro, idéntico o diferente y es
hidrégeno, alquilo que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, alquenilo que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, éter que
tiene de 2 a 20 atomos de carbono, tioéter que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, cicloalquilo que tiene de 3 a 20
atomos de carbono, cicloalquenilo que tiene de 3 a 20 atomos de carbono, arilo que tiene de 5 a 20 atomos de carbono
o heteroarilo que tiene de 4 a 20 atomos de carbono qué no contiene ningun atomo de N.

En la variante B) del derivado de 10H-benzo[g]pteridina-2,4-diona de la formula (1) segun la invencidn, solo 1 radical
R5 o R6 es un radical organico de la férmula general -(C(D)(E))n-X 0 -(C(D)(E))k-aril-(C(D)(E))-X, donde h es un nimero
entero de 1 a 20, preferentemente de 1 a 19, preferentemente de 1 a 17, preferentemente de 1 a 13, preferentemente
de 1 a 9, mas preferentemente de 1 a 6, mas preferentemente de 1 a 4, y k, | son cada uno independientemente un
numero entero de 0 a 6, preferentemente de 1 a 5, donde D y E son cada uno independientemente hidrégeno,
halégeno, preferentemente cloro, bromo, yodo o fltior, hidroxilo, O-RM, donde RV es metilo, etilo, n-propilo, n-butilo,
fenilo o bencilo, O-C(=0)-R™), donde R™) es hidrégeno, metilo, etilo, n-propilo, n-butilo, fenilo o bencilo, o tiol, mas
preferentemente hidrégeno o hidroxilo, donde arilo es un aromatico sustituido o sin sustituir que tiene de 5 a 20 atomos
de carbono o un heteroaromatico sustituido o sin sustituir que no contiene un atomo de nitrégeno que tiene de 4 a 20
atomos de carbono, y X es un radical organico que tiene solo un atomo de nitrégeno cuaternario,

donde R5 o R6 que no es -(C(D)(E))n-X 0 -(C(D)(E))-aril-(C(D)(E)-X, es hidrogeno, alquilo que tiene de 1 a 20 atomos
de carbono, alquenilo que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, cicloalquilo que tiene de 3 a 20 atomos de carbono,
cicloalquenilo que tiene de 3 a 20 atomos de carbono, éter que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, tioéter que tiene
de 2 a 20 atomos de carbono, arilo que tiene de 5 a 20 atomos de carbono o heteroarilo que tiene de 4 a 20 atomos
de carbono, que no contiene ningun adtomo de N, y

donde los radicales R1 a R4 pueden ser idénticos o diferentes independientemente entre si, y son hidrégeno, halégeno,
hidroxilo, tiol, nitro, carboxilato, aldehido que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, cetona que tiene de 2 a 20 atomos
de carbono, O-alquilo que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, S-alquilo que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, O-
alquenilo que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, S-alquenilo que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, O-arilo que
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tiene de 5 a 20 atomos de carbono, S-arilo que tiene de 5 a 20 atomos de carbono, éter que tiene de 2 a 20 atomos
de carbono, tioéter que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, éster de acido carboxilico que tiene de 1 a 20 atomos de
carbono, carboxamida que tiene 1 a 20 atomos de carbono, tioéster que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, alquilo
que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, alquenilo que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, cicloalquilo que tiene de 3
a 20 atomos de carbono, cicloalquenilo que tiene de 3 a 20 atomos de carbono, arilo que tiene de 5 a 20 atomos de
carbono o heteroarilo que tiene de 4 a 20 atomos de carbono que no contiene ningun atomo de N

En otra realizacion preferida el derivado de 10H-benzo[g]pteridina-2,4-diona de la férmula (1) segun la invencion es
cualquiera de

A) solo 1 radical R1, R2, R3 o R4 es un radical organico de la férmula general -(C(D)(E))»-X o -(C(D)(E))x-aril-(C(D)(E))-
X’

donde h es un nimero entero de 1 a 20, preferentemente de 1 a 19, preferentemente de 1 a 17, preferentemente de
1 a 13, preferentemente de 1 a 9, mas preferentemente de 1 a 6, mas preferentemente de 1 a 4, y k, | son cada uno
independientemente un numero entero de 0 a 6, preferentemente de 1 a 5, donde D y E son cada uno
independientemente hidrégeno, halégeno, preferentemente cloro, bromo, yodo o fltor, hidroxilo, O-RY"), donde RV
es metilo, etilo, n-propilo, n-butilo, fenilo o bencilo, O-C(=0)-R™), donde R es hidrégeno, metilo, etilo, n-propilo, n-
butilo, fenilo o bencilo, o tiol, mas preferentemente hidrogeno o hidroxilo, donde arilo es un aromatico sustituido o sin
sustituir que tiene de 5 a 20 atomos de carbono o un heteroaromatico sustituido o sin sustituir que no contiene un
atomo de nitrégeno que tiene de 4 a 20 atomos de carbono, y

donde los radicales R1, R2, R3 o R4, que no son un radical organico de la formula general -(C(D)(E))n-X 0 - (C(D)(E))x-
aril-(C(D)(E))-X, son idénticos o diferentes independientemente entre si, y son hidrogeno, halégeno, hidroxilo, tiol,
nitro, carboxilato, aldehido que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, cetona que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, O-
alquilo que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, S-alquilo que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, O-alquenilo que tiene
de 2 a 20 atomos de carbono, S-alquenilo que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, O-arilo que tiene de 5 a 20 atomos
de carbono, S-arilo que tiene de 5 a 20 atomos de carbono, éter que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, tioéter que
tiene de 2 a 20 atomos de carbono, éster de acido carboxilico que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, carboxamida
que tiene 1 a 20 atomos de carbono, tioéster que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, alquilo que tiene de 1 a 20
atomos de carbono, alquenilo que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, cicloalquilo que tiene de 3 a 20 atomos de
carbono, cicloalquenilo que tiene de 3 a 20 atomos de carbono, arilo que tiene de 5 a 20 atomos de carbono o
heteroarilo que tiene de 4 a 20 atomos de carbono, que no contiene ningun atomo de nitrégeno, y

donde el radical R5 es un radical poliol no ciclico de la formula general -CH2(CH(OH))4CH20H o un éter, éster o acetal
del mismo, donde g es un nimero entero de 1 a 10, preferentemente de 1 a4,y

donde R6 es hidrégeno, alquilo que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, alquenilo que tiene de 2 a 20 atomos de
carbono, éter que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, tioéter que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, cicloalquilo que
tiene de 3 a 20 atomos de carbono, cicloalquenilo que tiene de 3 a 20 atomos de carbono, arilo que tiene de 5 a 20
atomos de carbono o heteroarilo que tiene de 4 a 20 atomos de carbono, que no contiene ningun atomo de nitrégeno

o]
B) solo el radical R6 es un radical organico de la férmula general -(C(D)(E))n-X o -(C(D)(E))«-aril-(C(D)(E))-X,

donde h es un nimero entero de 1 a 20, preferentemente de 1 a 19, preferentemente de 1 a 17, preferentemente de
1 a 13, preferentemente de 1 a 9, mas preferentemente de 1 a 6, mas preferentemente de 1 a 4, y k, | son cada uno
independientemente un numero entero de 0 a 6, preferentemente de 1 a 5, donde D y E son cada uno
independientemente hidrégeno, halégeno, preferentemente cloro, bromo, yodo o fltor, hidroxilo, O-RY"), donde RV
es metilo, etilo, n-propilo, n-butilo, fenilo o bencilo, O-C(=0)-R™), donde R es hidrégeno, metilo, etilo, n-propilo, n-
butilo, fenilo o bencilo, o tiol, mas preferentemente hidrogeno o hidroxilo, donde arilo es un aromatico sustituido o sin
sustituir que tiene de 5 a 20 atomos de carbono o un heteroaromatico sustituido o sin sustituir que no contiene un
atomo de nitrégeno que tiene de 4 a 20 atomos de carbono

donde el radical R5 es un radical poliol no ciclico de la formula general -CH2(CH(OH))4CH20H o un éter, éster o acetal
del mismo, donde g es un nimero entero de 1 a 10, preferentemente de 1 a4,y

donde los radicales R1 a R4 son idénticos o diferentes independientemente entre si, y son hidrégeno, haldégeno,
hidroxilo, tiol, nitro, carboxilato, aldehido que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, cetona que tiene de 2 a 20 atomos
de carbono, O-alquilo que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, S-alquilo que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, O-
alquenilo que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, S-alquenilo que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, O-arilo que
tiene de 5 a 20 atomos de carbono, S-arilo que tiene de 5 a 20 atomos de carbono, éter que tiene de 2 a 20 atomos
de carbono, tioéter que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, éster de acido carboxilico que tiene de 1 a 20 atomos de
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carbono, carboxamida que tiene 1 a 20 atomos de carbono, tioéster que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, alquilo
que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, alquenilo que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, cicloalquilo que tiene de 3
a 20 atomos de carbono, cicloalquenilo que tiene de 3 a 20 atomos de carbono, arilo que tiene de 5 a 20 atomos de
carbono o heteroarilo que tiene de 4 a 20 atomos de carbono que no contiene ningun atomo de nitrégeno.

Mas preferentemente, el radical R5 es un radical poliol no ciclico seleccionado del grupo que consiste en arabitilo,
ribitilo, xilitilo, eritritilo, treitilo, lactitilo, manitilo y sorbitilo, mas preferentemente D-ribitilo y D-arabitilo, o un éter, éster
o acetal del mismo.

En otra realizacion preferida del derivado de 10H-benzo[g]pteridina-2,4-diona de la férmula (1) segun la invencion,
solo el radical R5 es un radical poliol no ciclico de la férmula general -CH2(CH(OZ)){CH3¢)(0OZ)e, donde e es 0, 1 0 2
y f es un numero entero de 1 a 10, preferentemente de 1 a 4, y donde Z es hidrégeno, alquilo que tiene de 1 a 20
atomos de carbono, éster de acido carboxilico que tiene de 1 a 20 atomos de carbono o un radical X, donde X es un
radical organico que tiene solo un atomo de nitrégeno cuaternario, con la condicién que solo 1 radical Z sea un radical
organico X que tiene solo un atomo de nitrégeno cuaternario,

donde R6 es hidrégeno, alquilo que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, alquenilo que tiene de 2 a 20 atomos de
carbono, éter que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, tioéter que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, cicloalquilo que
tiene de 3 a 20 atomos de carbono, cicloalquenilo que tiene de 3 a 20 atomos de carbono, arilo que tiene de 5 a 20
atomos de carbono o heteroarilo que tiene de 4 a 20 atomos de carbono, que no contiene ningun atomo de nitrégeno,

y

donde los radicales R1 a R4 son idénticos o diferentes independientemente entre si, y son hidrégeno, haldégeno,
hidroxilo, tiol, nitro, carboxilato, aldehido que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, cetona que tiene de 2 a 20 atomos
de carbono, O-alquilo que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, S-alquilo que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, O-
alquenilo que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, S-alquenilo que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, O-arilo que
tiene de 5 a 20 atomos de carbono, S-arilo que tiene de 5 a 20 atomos de carbono, éter que tiene de 2 a 20 atomos
de carbono, tioéter que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, éster de acido carboxilico que tiene de 1 a 20 atomos de
carbono, carboxamida que tiene 1 a 20 atomos de carbono, tioéster que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, alquilo
que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, alquenilo que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, cicloalquilo que tiene de 3
a 20 atomos de carbono, cicloalquenilo que tiene de 3 a 20 atomos de carbono, arilo que tiene de 5 a 20 atomos de
carbono o heteroarilo que tiene de 4 a 20 atomos de carbono que no contiene ningun atomo de nitrégeno.

En una realizacion preferida del derivado de 10H-benzo[g]pteridina-2,4-diona de la férmula (1), el radical organico X
que tiene solo un atomo de nitrégeno cuaternario es un radical de la férmula general (2):

e A CH2 B (2)
n m

donde A es un atomo de oxigeno o un atomo de azufre y donde n es un numero entero de 1 a 8 y m es un numero
entero de 0 a 100, preferentemente 0-59, preferentemente 0-10, y donde B es un radical de formula (3), (4a), (4b),
(5a) o (5b):

ph
/ TN RVl
f_NE_R - ) N
. N
kﬁR(u) \ e
(3) (4a) (4b)
ROV
,/-""""""k\ \ '/'_“‘5\
) '
\\b: "\ % < l\"\W NF—R )
‘\R )
o
(5a) (5b) R

y donde cada uno de R(), R, RM) RV y RV) gs independientemente un radical arilo que tiene de 5 a 20 atomos de
carbono, un radical alquilo que puede ser de cadena lineal o ramificado que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, un
radical alquenilo que puede ser de cadena lineal o ramificado, que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, un radical
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hidroxialquilo que puede ser de cadena lineal o ramificado, que tiene de 1 a 20 4tomos de carbono, un radical éter que
puede ser de cadena lineal o ramificado, que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, o un radical tioéter que puede ser
de cadena lineal o ramificado que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, donde el radical R™" es hidrégeno, un radical
arilo que tiene de 5 a 20 atomos de carbono, un radical alquilo, que puede ser de cadena lineal o ramificado, que tiene
de 1 a 20 atomos de carbono, un radical alquenilo, que puede ser de cadena lineal o ramificado, que tiene de 2 a 20
atomos de carbono, un radical hidroxialquilo, que puede ser de cadena lineal o ramificado, que tiene de 1 a 20 atomos
de carbono, un radical éter, que puede ser de cadena lineal o ramificado, que tiene 2 a 20 atomos de carbono, o un
radical tioéter, que puede ser de cadena lineal o ramificado, que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, y donde el radical
de la formula (4a) y el radical de la formula (5a):

) /+.f‘“‘w\ . //’“‘\w
~~~~~~ N ) (42) - (5a)
fNu‘
M \’*R(W\)

representa un radical heterociclico sustituido o sin sustituir que tiene de 5 a 7 4tomos en el anillo que comprende 1
atomo de nitrégeno y al menos 1 atomo de carbono, y opcionalmente 1 o 2 4tomos de oxigeno o azufre, donde 1
atomo de nitrogeno forma un doble enlace, y donde el radical que tiene la formula (4b) y el radical que tiene la formula
(5b):

RV
N TN
R,{W}/ﬂ—\\ “G
~ o+ f \
*MN\ (4b) * N NR (5b)
— écwy

representa un radical heterociclico sustituido o sin sustituir que tiene de 5 a 7 atomos en el anillo, que comprenden 1
atomo de nitrégeno y al menos 1 atomo de carbono y opcionalmente 1 o 2 atomos de oxigeno o azufre.

En otra realizacion preferida, el radical de la formula (5a): se selecciona del grupo de radicales de las férmulas (7a),
(7b) y (7c):

*

SRS
4 ,@NRRUV} bN l

~R V) Mg )
(7a) (7b) (7¢)

donde R es cada uno un radical arilo que tiene de 5 a 20 atomos de carbono, por ejemplo fenilo o bencilo, radical
alquilo, que puede ser de cadena lineal o ramificado, que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, por ejemplo metilo, etilo,
n-propilo, i-propilo, n-butilo o t-butilo, radical alquenilo, que puede ser de cadena lineal o ramificado, que tiene de 2 a
20 atomos de carbono, radical hidroxialquilo, que puede ser de cadena lineal o ramificado, que tiene de 1 a 20 atomos
de carbono, por ejemplo hidroximetilo, 2-hidroxietilo, 3-hidroxipropilo o 1-hidroxi-1-metil-etilo, radical éter, que puede
ser de cadena lineal o ramificado, que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, por ejemplo metoximetilo, metoxietilo,
metoxipropilo, etoximetilo, etoxietilo, etoxipropilo, propoximetilo, propoxietilo o propoxipropilo o radical tioéter, que
puede ser de cadena lineal o ramificado, que tiene de 2 a 20 4tomos de carbono, por ejemplo metilsulfaniimetilo,
etilsulfanilmetilo, 2-etilsulfaniletilo o 3-metilsulfanilpropilo.

En otra realizacion preferida, el radical de la formula (4a) se selecciona del grupo de radicales de las férmulas (8a),
(8b) y (8c):

(8¢)

(8a)

donde RY" pueden ser cada uno hidrégeno, un radical arilo que tiene de 5 a 20 4tomos de carbono, por ejemplo fenilo
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o bencilo, un radical alquilo, que puede ser de cadena lineal o ramificado, que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, por
ejemplo metilo, etilo, n-propilo, i-propilo, n-butilo o t-butilo, un radical alquenilo, que puede ser de cadena lineal o
ramificado, que tiene de 2 a 20 atomos de carbono, un radical hidroxialquilo, que puede ser de cadena lineal o
ramificado, que tiene de 1 a 20 atomos de carbono, por ejemplo hidroximetilo, 2-hidroxietilo, 3-hidroxipropilo o 1-
hidroxi-1-metil-etilo, radical éter, que puede ser de cadena lineal o ramificado, que tiene de 2 a 20 atomos de carbono,
por ejemplo metoximetilo, metoxietilo, metoxipropilo, etoximetilo, etoxietilo, etoxipropilo, propoximetilo, propoxietilo o
propoxipropilo o un radical tioéter, que puede ser de cadena lineal o ramificado, que tiene de 2 a 20 atomos de carbono,
por ejemplo metilsulfanilmetilo, etilsulfanilmetilo, 2-etilsulfaniletilo o 3-metilsulfanilpropilo.

En otra realizacion preferida, el radical de la formula (4b) es 1-metilpirrolidin-1-io-1-ilo, 1-metilpiperazin-1-io-1-ilo o 4-
metilmorfolin-4-io-4-ilo.

En otra realizacion preferida, los radicales R", RM, RN RV y RV se seleccionan independientemente de entre el
grupo que consiste en grupos de hidrégeno y alquilo de la féormula general -(CH2).-CHs, donde n es un numero entero
de 0 a 19, preferentemente de 1 a 17.

En otra realizacion preferida, los radicales R, R, R, RV y RV) se seleccionan independientemente del grupo que
consiste en hidrogeno, metilo, etilo, prop-1-ilo, prop-2-ilo, but-1-ilo, but-2-ilo, 2-metilprop-1-ilo, 2-metil-prop-2-ilo, pent-
1-ilo, pent-2-ilo, pent-3-ilo, 2-metilbut-1-ilo, 2-metilbut-2-ilo, 2-metilbut-3-ilo, 2-metilbut-4-ilo, 2,2-dimetilprop-1-ilo, hex-
1-ilo, hex-2-ilo, hex-3-ilo, hept-1-ilo, oct-1-ilo, 2-metilpent-1-ilo, 2-metilpent-2-ilo, 2-metilpent-3-ilo, 2-metilpent-4-ilo, 2-
metilpent-5-ilo, 3-metilpent-1-ilo, 3-metilpent-2-ilo, 3-metilpent-3-ilo, 2,2-dimetilbut-1-ilo, 2,2-dimetilbut-3-ilo, 2,2-
dimetilbut-4-ilo, 2,3-dimetilbut-1-ilo y 2,3-dimetilbut-2-ilo.

En una realizacién particularmente preferida, los radicales R, R!), RN, RV) y RV se seleccionan independientemente
del grupo que consiste en metilo, etilo, prop-1-ilo, but-1-ilo, pent-1-ilo, hex-1-ilo, hept-1-ilo y oct-1-ilo.

En otra realizacion preferida, los radicales R", R, RN, RV) y RV son independientemente hidrégeno o el radical de

la féormula (10):
*W{CHE%OH

r
(10)

donde cada r es un numero entero de 1 a 20, preferentemente de 1 a 8, mas preferentemente de 1 a 4.

En otra realizacién preferida del derivado de 10H-benzo[g]pteridina-2,4-diona de la férmula (1) segun la invencion, el

radical organico de la formula general -(C(D)(E))n- se selecciona del grupo que consiste en los radicales de las férmulas
(12a) a (15b).

~ .
[ ™ S i
(12a) (12b) T (120)

e )
( ,,\\/%:\/‘,A\R o~ \/,\Wj I,f\maﬂwﬂi;wf
* (12) 13)
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/")\\f/’ O .
(14)

N -
DU
x\» \// k\»\{fﬂ “\\:’/’ \ /\\F/ ',,«N\,\ /,/"f,

(15a) (15b)
0”" “NH,

5 En otra realizacion preferida, los radicales R1 y R4, que pueden ser independientemente entre si iguales o diferentes,
son hidrogeno o metilo y solo 1 radical R2, R3, R5 o R6 es un radical organico de la férmula general -(C(D)(E)»-X 0 -
(C(D)(E))k-arilo-(C(D)(E))-X, donde h es un numero entero de 1 a 20 y k, | son cada uno independientemente del otro
un numero entero de 0 a 6, donde D y E son cada uno independiente del otro hidrogeno, halégeno, preferentemente
cloro, bromo, yodo o fltior, hidroxilo, O-RY™, donde RV es metilo, etilo, etilo, n-propilo, n-butilo, fenilo o bencilo, O-

10  C(=0)-R™ donde R es hidrégeno, metilo, etilo, n-propilo, n-butilo, fenilo o bencilo, o tiol, mas preferentemente
hidrégeno o hidroxilo, y donde X es un radical organico que tiene solo un atomo de nitrégeno cuaternario y el arilo es
un aromatico sustituido o sin sustituir o un heteroaromatico sustituido o sin sustituir que no contiene un atomo de
nitrégeno.

15 En otra realizacién preferida, el derivado de 10H-benzo[g]pteridina-2,4-diona de férmula (1) segun la invencion se
selecciona del grupo que consiste en los compuestos de férmulas (30) a (43):

: = N 1. o “ N N -0
SR fxf /%f“/“(
D T T

AN NN NN N
(30) (31) j
e
r TS0
P
L n o
\//‘:;\\ - - N \‘*-\ N N\H /N\g\ &
DS ‘T T Y
~ N /‘/ ~ Nf:\ NN e S
32) 4 i 33) | ™

20 (34) °
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38) (39) O

(42)

En el derivado de 10H-benzo[g]pteridina-2,4-diona de la férmula (1) segun la invencion mencionado anteriormente los
radicales aldehido, radicales cetona, radicales acido carboxilico, radicales carboxamida, radicales tioéster, radicales
cicloalquilo, radicales cicloalquenilo, radicales alquilo y radicales alquenilo mencionados anteriormente pueden ser de
cadena lineal o ramificado, preferentemente de cadena lineal, y ambos pueden estar sin sustituir o sustituidos con al
menos un radical, que es halégeno preferentemente cloro, bromo, yodo o fluor, tiol, nitro, hidroxi, sulfanilo, alquiloxi,
preferentemente metoxi, etoxi, n-propiloxi, i-propiloxi, n-butiloxi o n-pentiloxi, alquilsulfanilo, preferentemente
metilsulfanilo, etilsulfanilo, n-propilsulfanilo, i-propilsulfanilo, n-butilsulfanilo o n-pentilsulfanilo o alcanoiloxi,
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preferentemente formiloxi, acetoxi o n-propanoiloxi.

En otra realizacion preferida, los radicales alquilo anteriores se seleccionan cada uno del grupo que consiste de metilo,
etilo, n-propilo, n-butilo, n-pentilo, n-hexilo, n-heptilo y n-octilo.

En otra realizacién preferida, dichos radicales alquilo pueden ser radicales poliol no ciclicos de la formula general -
CH2(CH(OH))4CH20H, donde g es un numero entero de 1 a 10, preferentemente de 1 a 4. Los radicales poliol no
ciclicos se seleccionan mas preferentemente del grupo que consiste en arabitilo, ribitilo, xilitilo, eritritilo, treitilo, lactitilo,
manitilo y sorbitilo, mas preferentemente D-ribitilo y D-arabitilo.

En el derivado de 10H-benzo[g]pteridina-2,4-diona de formula (1) segun la invencion, los radicales cicloalquilo y
radicales cicloalquenilo mencionados anteriormente pueden tener atomos de oxigeno y/o de azufre como atomos del
anillo y pueden estar sin sustituir o sustituidos por al menos un radical seleccionado de hidroxilo, sulfanilo, alquiloxi,
preferentemente metoxi, etoxi, n-propiloxi, i-propiloxi, n-butiloxi o n-pentiloxi, alquilsulfanilo, preferentemente
metilsulfanilo, etilsulfanilo, n-propilsulfanilo, i-propilsulfanilo, n-butilsulfanilo o n-pentilsulfanilo o alcanoiloxi,
preferentemente formiloxi, acetoxi o n-propanoiloxi.

En otra realizacion preferida, los radicales cicloalquilo y los radicales cicloalquenilo mencionados anteriormente que
tienen atomos de oxigeno y/o de azufre como atomos del anillo se seleccionan cada uno del grupo compuesto por
tetrahidrofuranilo, tetrahidrotiofenilo, tetrahidropiranilo, tetrahidrotiopiranilo, dioxolanilo y dioxanilo.

En una realizacion preferida del derivado de 10H-benzo[g]pteridina-2,4-diona de férmula (1) segun la invencién, los
radicales arilo cada uno tienen como maximo 4, mas preferentemente como maximo 3, mas preferentemente como
maximo 2 anillos fundidos. Aun mas preferentemente, los radicales arilo tienen 1 anillo cada uno.

En una realizacion preferida del derivado de 10H-benzo[g]pteridina-2,4-diona de férmula (1) segun la invencién, los
radicales arilo mencionados anteriormente se seleccionan del grupo que consiste de fenilo, bencilo, naftilo, antracenilo,
fenantrenilo y pirenilo.

En una realizacién preferida del derivado de 10H-benzo[g]pteridina-2,4-diona de la formula (1) segun la invencion, los
radicales alquenilo mencionados anteriormente tienen de 2 a 17 4tomos de carbono, mas preferentemente de 2 a 13
atomos de carbono, mas preferentemente de 2 a 9 atomos de carbono, mas preferentemente de 2 a 5 atomos de
carbono. En otra realizacion preferida, los radicales alquenilo mencionados anteriormente se seleccionan del grupo
que consiste de etenilo, n-propenilo y n-butenilo.

En otra realizacion preferida del derivado de 10H-benzo[g]pteridina-2,4-diona de la férmula (1) segun la invencion, los
radicales aldehido mencionados anteriormente tienen de 1 a 17 atomos de carbono, mas preferentemente de 1 a 13
atomos de carbono, mas preferentemente de 1 a 9 atomos de carbono, mas preferentemente de 1 a 5 atomos de
carbono. En otra realizaciéon preferida, los aldehidos mencionados anteriormente se seleccionan del grupo que
consiste en metanal-1-ilo (formilo), etanal-1-ilo (2-oxoetilo), n-propanal-1-ilo (3-oxopropilo) y n-butanal-1-ilo (4-
oxobutilo).

En otra realizacion preferida del derivado de 10H-benzo[g]pteridina-2,4-diona de la férmula (1) segun la invencion, los
radicales cetona mencionados anteriormente tienen de 2 a 17 atomos de carbono, mas preferentemente de 3 a 14
atomos de carbono, mas preferentemente de 3 a 9 atomos de carbono. En otra realizacion preferida, las cetonas
mencionadas anteriormente se seleccionan del grupo compuesto por dimetil cetilo, metil etil cetilo, etil metil cetilo,
dietilcetilo, metil propil cetilo, etil propil cetilo, propil metil cetilo, propil etil cetilo y dipropil cetilo, que pueden ser de
cadena lineal o ramificados.

En otra realizacion preferida, los radicales aldehidos y/o radicales cetonas mencionados anteriormente pueden ser
radicales monosacaridos, preferentemente radicales pentosa o cetosa.

Preferentemente, los radicales monosacaridos adecuados tienen de 3 a 7 atomos de carbono, preferentemente de 5
a 6 atomos de carbono, y tiene un grupo carbonilo, preferentemente grupo aldehido o grupo cetona, y al menos un
grupo hidroxilo, y pueden ser de cadena abierta o ciclicos, preferentemente como furanosa o piranosa.

Los radicales monosacaridos adecuados se seleccionan preferentemente de monosacaridos pertenecientes al grupo
que consiste en D-gliceraldehido, L-gliceraldehido, D-eritrosa y L-eritrosa, D-treosa, L-treosa, D-ribosa, L-ribosa, D-
arabinosa, L-arabinosa, D-xilosa, L-xilosa, D-lixosa, L-lixosa, D-alosa, L-alosa, D-altrosa, D-al