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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto representado por la férmula

caracterizado por que

R' y R son iguales o diferentes y cada unc es un grupo de
hidrocarburo opcionalmente sustituido o un grupo hidroxilo
opcionalmente sustituido;

rR? es un grupo aromitico opcionalmente sustituido;

R* es un grupo amino opcionalmente sustituido;

L es un grupo de hidrocarburo de cadena bivalente;

Q es un enlace o un grupo hidrocarburo de cadena
bivalente; y

X es un &tomo de hidrSgeno, un grupo ciano, un grupo
nitro, un grupo acilo, un grupo hidroxilo sustituido, un grupo
tiol opcionalmente sustituido, wun grupoc amino opcionalmente

gustituido o un grupo ciclico opcionalmente sustituido;

con la condicién que
cuando X es un grupo etoxicarbonilo, entonces Q es un grupo
hidrocarburo de cadena bivalente, y el compuesto no es

2,é-diisopropi1-3-metilaminometil-4—(4-f1uorofenil)-5-
pentilpiridina;

2,6-diisopropil-3-aminometil-4- {(4-fluorofenil) -5-
pentilpiridina;

2,6-diisopropil-3- (dimetilamino)metil-4- (4-fluorofenil)-5-
pentilpiridina;

2,6—diisopropi1-3-(etilamino)metil—4-(4-f1uorofenil)-5-J
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pentilpiridina; y
3-(terc-butildimetileililoximetil)-2;6-diisopropil-4-(4-
fluorofenil) -5~ (indolil-5-aminometil)piridina;
© una sal del mismo.

2. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1,

caracterizado por que R' y R?® son iguales o diferentes y cada uno

es un grupo hidrocarburo opcionalmente sustituido, y X es un
grupo ciano, un grupo nitro, un grupo acilo, un grupo hidroxilo
sustituido, un grupo tiol opcionalmente sustituido © un grupo
ciclico opcionalmente sustituido.

3. Un compuesto de acuerdo con la relvindicacién 1,

caracterizado por que el grupo acilo para X es un grupo

carbonilo.
4. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1,

caracterizado por que R y R? son iguales o diferentes y cada uno

es un grupo alquilo Ci30 opcionalmente sustituido por 1 a 3
sustituyente (s) seleccionados de un grupo cicloalquilo Cjz.ip, un
grupo alcoxicarbonilo C;-¢ y un grupo alcoxilo Ci..

5. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1,

caracterizado por que R’ es un grupo arilo Cs.14 Opcionalmente

sustituido por 1 a 3 sustituyente(s) seleccionado(s) de un grupo
alquilo C,.¢ opcionalmente sustituido por 1 a 3 ftomo(s) halSgenos
y un &tomo halégeno.

6. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1,

caracterizado por que R' es un grupo amino.

7. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1,

caracterizado por que L es un grupo alquileno Ci-ip.

8. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1,

caracterizado por que Q es un enlace.




9. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1,

caracterizado por que X es un grupo acilo, un grupe hidroxilo

sustituido, un grupo tiol opcionalmente sustituido o un grupo
amino opcionalmente sustituido.
10. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1,

caracterizado por que X es un grupo carbonilo.

11. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacibén 1,
caracterizado por que es &cido 5-(aminometil)-2-metil-4-(4-
metilfenil) -6-neopentilnicotinico;

Acido 5- {(aminometil)-6-isobutil-2-metil-4- (4-
metilfenil)nicotinico;

metil 3-{[5- (aminometil) -6-isobutil-2-metil-4- (4-
metilfenil)piridin-3-il]metoxi}-1-metil-1H-pirazol-4-carboxilato;

{[2-isobutil-6-metil-4- (4-metilfenil)-5-(2-morfolin-4-il-2-
oxoetil)piridin-3-ilimetil}amina;

metil 3- ({ [5- (aminometil) -6-isobutil-2-metil-4- (4-
metilfenil)piridin-3-il]lacetil }amino)benzoato;

N- [5- (aminometil) -6-isobutil-2-metil-4- {(4-
metilfenil)piridin-3-1il] isoxazol-4-carboxamida,

o una sal del miamo.

12. Una prodroga caracterizada por que es de un compuesto

de acuerdo con la reivindicacién 1 o una sal del mismo.

13. Un agente farmacéutico caracterizado por que comprende

un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1 o una sal del
mismo o una prodroga del mismo.
14. Un agente farmacéutico de acuerdo con la reivindicacién

13, caracterizado por que es un agente para ﬁrofilaxis o

tratamiento de diabetes, complicaciones diabéticas, tolerancia a

glucosa disminuida u obesidad.
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15. Un inhibidor de ©peptidasa caracterizade por dque

comprende un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1 o una
sal del mismo o una prodroga del mismo.
16. Un inhibidor de acuerdo con 1la reivindicacién 15,

caracterizado por que la dipeptidil peptidasa es dipeptidasa-IV.

17. Un método de produccién de un compuesto representado

por la férmula

R R

|
Xa—Q La-CH;-N
a I a-CH;NH,

(i-a)

caracterizado por que

R, R, R’y Q
son iguales a los definidos en la reivindicacién 1;

La es un enlace o un grupo de hidrocarburo de cadena bivalente;
4

Xa es un &tomo de hidrégeno, un grupo nitro, un grupo acilo, un
grupo hidroxilo sustituido, un grupo tiol opcionalmente
sustituido, un gqrupo amino opcionalmente sustituido o un
grupo ciclico opcionalmente sustituido;

o una sal del mismo que comprende someter un compuesto

representado por la férmula

R! 1
|
xa—Qj:N;E:a-CN
R’
(I

en donde cada simbolo es igual al definide anteriormente, © una



gal del mismo a una reaccién de reduccién.
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CH=CH-, -CH=CH-CHa-, =-CH=CH-CH;-CHz-, -C(CH3),-CH=CH-, -CHa-
CH=CH-CH;~, -CH3;-CH;-CH=CH-, -CHwCH-CH=CH-,
~CHuCH-CHa-CHa~-CHz~) ;
(3) un grupo alquinileno Ci.ie (por ejemplo, -C=C-, -CH;-CmC-,
-CHz~-C=C-~CH3-CH;-)
y lo similar.

El r"grupc hidrocarburo de cadena bivalente" es
preferentemente un grupo alquileno Ci.;o © Un grupo alquenileno
Cz-10, WAs preferentemente -CHz-, -(CHz)a-, -CH=CH- Yy lo
similar.

L. es preferentemente un grupo alquileno Ci.io, més
preferentemente -CHy;- y lo similar.

Q es preferentemente un enlace, un grupo alquileno C;.10 ©
un grupo alquenllenoc Ci.jo, mis preferentemente un enlace,
-CHz-, -({CHa)a-, -CH=CH- y lo similar. Q es preferentemente en
particular un enlace.

Como "grupo acilo®" para X, por ejemplo, un grupo
representado por la férmula: -COR®, -CO-OR®, -8SO0;R®, -SOR®,
-PO;R°RS, -CO-NRS*R®®, -C-NR**R®* [en donde R° y R® son iguales o
diferentes y cada uno es un &tomo de hidrégeno, un grupec
hidrocarbureo opclonalmente sustituldo o un grupo
heterociclico opcionalmente sustituido; R™ y R* son iguales o
diferentes y cada uno es un &tomo de hidrégeno, un grupo

hidrocarburo opcionalmente gustituido o un grupo
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(35) un grupo heterociclico aromético (por ejemplo, tienil,

46

furil, piridil, oxazolil, tiazolil, tetrazolil, quinolil,
indolil) -aralquiloxi Cy-13-carbonilo (porxr ejemplo,
tetrazolilbenciloxicarbonilo) ;
(36) un grupo heterociclico aromfitico (por ejemplo, tienil,
furil, piridil, tiazolil, oxazolil, indolil)-carbamoilo (por
ejemplo, tienilcarbamoilo, furilcarbamoilo,
tiazolilcarbamoilo, oxazolilcarbamoilo) opcionalmente
sustituidec por 1 a 3 sustituyente(s) seleccionado(s) de un
grupo carbonilo, un grupo alcoxicarbonilo C;.¢ ¥ un grupo
carbamoilo;
y lo similar puede mencionarse.

El "grupo acilo" para X es preferentemente
(1) un grupo carbonilo;
{(2) un grupo carbamoilo;
(3) un grupo alcoxicarbonilo C,.s opcionalmente sustituido por
1 a 3 sustituyente(s) seleccionado(s) de un grupo carbonilo,
un grupo carbamoilo, un grupo tiocarbamoilo, un grupo
alcoxicarbonilo C;.¢ ¥ un grupo alquil C,.s-carbeoniloxilo (por

ejemplo, metoxicarbonilo, etoxicarbonile, propoxicarbonilo,

terc-butoxicarbonilo; carboximetoxicarbonilo,
carboxietoxicarbonilo, carboxibutoxicarbonilo;
carbamoilmetoxicarbonilo; tiocarbamoilometoxicarbonilo;
etoxicarbonilmetoxicarbonilo, etoxicarboniletoxicarbeonilo,

metoxicarbonilbutoxicarbonila, etoxicarbonilbutoxicarbonilo;
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inorgénicos convencionalmente usados come materiales para

78

preparacionea farmacéuticas se utilizan como un portador
farmacol6gicamente aceptable que es agregado como excipiente,
lubricante, aglomerante, desintegrador para preparaciones
88lidas; y solvente, auxiliar de disolucién, agente de
suspensién, agente de isotonizacién, agente de amortiguacidn,
agente suavizante y lo similar para preparaciones liquidas.
Cuando sea necesario, puede usarse un aditivo para
preparaciones farmacéuticas tal como conservante,
antloxidante, agente colorante, agente endulcorante y 1lo
similar.

Los ejemplos preferibles del vehiculo incluyen lactosa,
sacarosa, D-manitol, D-sorbitol, almidén, almidén
pregelatinizado, dextrina, celulcosa cristalina, hidroxipropil
celulosa sustituida inferior, carboximetilcelulosa de sodio,
acacia pulverizada, pullulan, anhidrido silicico 1ligero,
8llicato de aluminio sintético, metasilicato de aluminato de
magnesaio y lo similar.

Los ejemplos preferibles del lubricante incluyen
estearato de magnesio, estearato de calclo, talco, silice
coloidal y lo similar.

Los ejemplos preferibles del aglomerante incluyen
almidén pregelatinizado, sacarosa, gelatina, acacia
pulverizada, metilcelulosa, carboximetilcelulosa,

carboximetilcelulosa de sodio, celulosa cristalina, sacarosa,
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2) Dihidrocloruro de 2-Etoxi-1-metil-2-oxoetil 5-

179

(aminometil) -2-metll-4-{4-metilfenil)-6-neopentilnicotinato
(0,16 g; rendimiento 85%) fue obtenido como polvo blancc de
2-etoxi-1-metil-2-oxoetil 5-{[(terc-
butoxicarbonil)aminolmetil}-2-metil-4- (4-metilfenil) -6-
neopentilnicotinato (0,2 g; 0,38 mmeol) seglin un método
gimilar al método del Ejemplo 22-2).

‘H-RMN (DMSO-dg) 8:1,02 (9 H; a); 1,06 (3H; d; J = 7,0 Hz);
1,16 (3H; t; J = 7,1 Hz); 2,37 (3H; v); 2,58 (3H; 8); 2,95
(2H; B); 3,88 (2H; B); 4,11 {(2H; gq; T = 7,0 Hz); 4,77 (1H;
qg; J = 7,1 He), 7,13-7,16 (1H; m); 7,23-7,32 (3H; m); B,24
(3H; 8).

Ejemplo 39

dihidrocloruro de (5-metil-2-oxo-1,3-dioxol-4-il)metil 5-
(aminometil)-2-metil-4- (4-metilfenil) -6-neopentilnicotinato

1) (5-metil-2-ox0-1,3-dioxol-4-il)metil 5-{[(terc-
butoxicarbonil)amino]lmetil}-2-metil-4- (4-metilfenil)-6-
neopentilnicotinate (0,9 g; rendimiento 73%) fue obtenido
como polvo blanco de Scido 5-{[(terc-
butoxicarbonil)amino]metil}-2-metil-4- (4-metilfenil)-6-
necpentilnicotinico (1,0 g; 2.3 mmol) y 4-clorometil-5-metil-
1l,3-dioxol-2-ona (0,42 g; 2,8 mmol) seglin un método similar

al método del Ejemplo 33-1).

'H-RMN (CDCl1,) 5:1,01 (9H; 8) 1,36 (9H; 8); 1,97 (3H; a8); 2,39
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