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Re: P1.-ASTRAZENECA AB.-Solicitud de Patente de Invencién en Fase
Nacional PCT para__ “DERIVADOS DE 2-PIRIDINA COMO
INHIBIDORES DE LA ELASTASA NEUTROFILA".-Clase A61K

31/4412 Y CO7D 213/82.-Expediente nimero 07-081.299.-

/v.\ 1. Me refiero a la solicitud radicada ante ese Despacho el 09 de Agosto de

2007, cuyo numero se encuentra arriba mencionado.

2. Debidamente autorizado por mi representado, y siguiendo los lineamientos
de la respuesta emitida por ese Despacho al Derecho de Peticién cuyo numero de
radicacién es 07-089.021, me permito allegar el capitulo reivindicatorio que
debera ser tenido en cuenta para el tramite de la presente solicitud en
Fase Nacional, y en el cual constan las modificaciones voluntarias que el
solicitante realiz6 al capitulo reivindicatorio presentado en fase internacional, junto

con el pago de la tasa correspondiente.

En relacion con la anterior modificacion, atentamente me permito manifestar
a ese Despacho que la misma no amplia de manera alguna el alcance de la
presente invencion.
3. Anexos me permito presentar:

(a) Recibo No. 07-77,017, que acredita el pago de la tasa de modificacion;

(b) Formulario Gnico de modificaciones'y correcciones;

(c) Copia de capitulo reivindicatorio que reemplaza aquel presentado en
fase internacional; y

(D) Documento que acredita el traspaso que los autores del invento de la
referencia hacen a favor de ASTRAZENECA AB, de sus derechos sobre el

mismo, debidamente apostillado.
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4. Ruego a usted tomar atenta nota de lo anterior y proceder de conformidad.

Sefior Superintendente,

lea~
ALICIA LLOREDA RICAURTE
T.P. 53.215
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NOTARIA ST X 7T A DEROSOTA

RECONOCIMIENTO Y PREGENTACION PERSONAL

Bogots, b.c. 25 SEP 2008

Ante mi PABLO MENDEZ BAR

(;;;e.ia.(‘;) x‘i--...}(;; que aparece(n)
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Espacio reservado para el adhesivo de radicacion

Industria y Comercio
SUPERINTENDENCIA y,

FORMULARIO UNICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES.
2000-10

M(?'\

@ SOLICITUD DE:
[:] Correccion de Error Material. Modificacion a una Solicitud,

@ Nombre: ASTRAZENECA A.B
IDENTIFICACION
Di ion: SE- j ia.
SOLICITANTE ireccion: SE-151 85 Sodertalje, Suecia ce. D NIT D
Lugar de Constitucion; Suecia ‘
9 o0 ce[] o[ ]
Teléfono: 3 264270 Fax: 6 069701
E-mait; jllcco@lloredacamacho.com Namero
Domicilio; S6dertalje, Suecia
Nombre: ALICIA LLOREDA RICAURTE IDENTIFICACION

®

C.C. NT L
gﬂ’fgsggzggﬁ Direccién: Calle 72 No. 5-83 Piso 5, Bogota, Colombia
cE[] Otro [ ]

Teléfono: 3 264270 Fax: 6 069701
E-mail: jllicco@lioredacamacho.com

Ndmero TP 53.215

@ Niimero de expediente:
07-081.299

@ Descripcién de la correccién o modificacion solicitada Modificaciones voluntarias que el Solicitante
realizé al Capitulo reivindicatorio presentado en fase intemacional.

Fecha 24 de Septiembre de 2007

@ Comprobante de pago No, 97-77.017

@ Anexos:

M Comprobante de pago de la tasa.
O Poderes, si fuere el caso.
[ certificado de existencia y representacion legal de las partes, cuando sean personas juridicas.

NOMBRE ALICIA LLOREDA RICAURTE FIR l ’

C.C. 39.690.713 T.P. 53.216

Instrucciones para el diligenciamiento del presente formulario, ver reverso de esta pagina. J
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RECIBO OFICIAL DE CAJA : 07 - 77,017
FECHA : SEPTIEMBRE 24 DE 2007

Bt CONSTIGENACION thin

DEPOSITANTE TIPO PAGOD BANCO CUENTA Na. FAGO FECHA P50 Vr. FAGO

AREDA YCIAS. A CONSIGNACION  BANCO POPULAR  050-00110-6 47999506  24/09/2007 2,772,000.00

iy C 0O NCEFP T D t3ink

CANT. RENTISTICO CONCEFTD TOTAL CONCEFTO

1 50003-0i-03 CAMBID DE MODALIDAD Y MODIFICA 12 HMARCAS Y LEMAS COMERCIALES 99,000.00
TOTAL & $ 99,000.00

SON:  NOVENTA Y NUEVE MIL PESOS

RESPONSABLE :

& S

RECIBO DE CAJA APLICADO AL EXPEDIENTE No.
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REIVINDICACIONES

1.  Un compuesto de formula (1)

R14\ R6 0
7—W X—R®
e
1 R4
R I?I o)
R3

()
en donde
R representa hidrégeno o alquilo C4-Ce;

W representa S(O)n en donde m representa un entero 0, 1 0 2;
Z representa un enlace sencillo, -CH— o -NR%-;
R representa un atomo de hidrégeno u OH o un grupo seleccionado de

alquilo C4-Cs y E\ sistema de anillo de 3 a 10 miembros saturado o insaturado
que comprende opcionalmente al menos un heterodtomo de anillo

seleccionado de nitrégeno, oxigeno y azufre; estando cada grupo, .
- =

opcionalmente sustituido con al menos un sustituyente seleccionado de fenilo,
alcoxicarbonilo C4-Cs, halégeno, alquilo C4-C4, alcoxi C4-Cs, CN, OH, NO.,
alquilo C4-C3 sustituido por uno o mas atomos de F, alcoxi C4-C;3 sustituido por
uno o mas atomos de F, NR'?R"3, C=CR*, CONR?*'R¥, CHO, C2-C, alcanoilo,
S(0),R* y OSO.R*;

R'? y R"™ representan independientemente H, alquilo C4-Cs, formilo o
alcanoilo C-Cs; 0 el grupo—NR"?R™ junto representa un anillo azaciclico de 5 a

7 miebros que incorpora opcionalmente un heteroatomo adicional seleccionado
de O, Sy NR%;

R representa H, alquilo C4-Cs, Si(CHa)s o fenilo;

R*® y R* representan independientemente H o alquilo C4-Cs; estando dicho
alquilo opcionalmente sustituido por uno o mas atomos de F;

a1,
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R® representa H o F;

R? representa fenilo o unlanillo heteroaromatico de cinco o seis miembros
que contiene 1 a 3 heteroatomos seleccionados independientemente de O, Sy
N; estando dicho anillo opcionalmente sustituido con al menos un sustituyente
seleccionado de  halégeno, alquilo C4-Cs, ciano, alcoxi C4-Cg, nitro,
metilcarbonilo, NR*R*, alquilo C+-C3 sustituido por uno o mas 4tomos de F o

alcoxi C4-C3 sustituido por uno o mas atomos de F;

R* y R* representan independientemente H o alquilo C4-C3; estando dicho
alquilo opcionalmente adicionalmente sustituido por uno o mas atomos de F;

R?* representa hidrégeno o alquilo C4-Cg opcionalmente sustituido con al

menos un sustituyente seleccionado de fluoro, hidroxilo y alcoxi C4-Cg;

X representa un enlace sencillo, O, NR** o un grupo —alquileno C4-Cg-Y-,
en donde Y representa un enlace sencillo, 4tomo de oxigeno, NR?* o S(O).; y
estando dicho alquileno opcionalmente adicionalmente sustituido por OH,
halégeno, CN, NR¥R?*, alcoxi C+-Cs, CONR*R*, SO,R*' y SO,NR*2R*;

o R*y X estan unidos juntos de forma que el grupo -NR*X junto representa

‘un anillo azaciclico de 5 a 7 miembros que incorpora opcionalmente un

heteroatomo adicional seleccionado de O, S y NR*; estando dicho anillo
opcionalmente sustituido por alquilo C4-Cs 0 NR**R*; estando dicho alquilo
opcionalmente adicionalmente sustituido por OH;

ya sea R® representa un sistema de anillo monociclico seleccionado de

i) fenoxi,

ii) fenilo,

iii) [un anillo heteroaromatico de 5 o 6 miembros que comprende al menos un
heteroatomo de anillo seleccionado de nitrégeno, oxigeno y azufre,

iv) “un anillo hidrocarbilo C3-Cs saturado o parcialmente insaturado, o

v) "un anillo de 4 a 7 miembros saturado o parcialmente insaturado que
comprende al menos un heteroatomo de anillo seleccionado de oxigeno,
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S(O) y NR?, en donde al menos uno de los atomos de carbono del anillo

puede ser opcionalmente reemplazado por un grupo carbonilo,

o R® representa un sistema de anillo biciclico en el cual los dos anilloa son
seleccionados independientemente de los sistemas de anillo monociclicos
definidos en ii), iii), iv) y v) anteriores, en donde los dos anillos estan fusionados
juntos, unidos directamente uno al otro o estan separados uno del otro por un
grupo enlazante seleccionado de oxigeno, S(O) o alquileno C4-Cs que
comprende opcionalmente uno o0 mas heteroatomos internos o terminales
seleccionados de oxigeno, azufre y NR?’ y que estan opcionalmente sustituidos

por al menos un sustituyente seleccionado de hidroxilo, oxo y alcoxi C4-Csg,

estando el sistema de anillo monociclico o biciclico opcionalmente
sustituido por al menos un sustituyente seleccionado de oﬁgéQBZQCN, OH,
alquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cs, halégeno, NR*R*, NO, 0OSO;R*, CO,R®,
C(=NH)NHz, C(O)NR®'R®, C(S)NR¥R*, SC(=NH)NH,, NR*C(=NH)NH,,
S(0),R?', SO,NR*R®", C;-C3 alcoxi sustituido por uno o mas atomos de F y
alquilo C4-C3 sustituido por SO.R*® o por uno o mas atomos de F; estando

dicho alquilo C+-Ce opcionalmente adicionalmente sustituido con al menos un

Joa Y

sustituyente seleccionado de ciano, hidroxilo, alcoxi C4-Cg, alquiltio C1-Cs y
-C(O)NR*?R%;

o R también puede representar H;

R%® representa hidrégeno, alquilo Cs-Cs, alquilcarbonilo C4-Cg ©

alcoxicarbonilo C+-Cg;

R?! representa hidrégeno, alquilo C4-Cs 0 cicloalquilo C3-Cg; estando dicho
grupo alquilo o cicloalquilo opcionalmente adicionalmente sustituido por uno o
mas sustituyentes seleccionados independientemente de OH, CN, alcoxi C1-C3
y CONR¥*R®;

R¥ y R® representan independientemente H, alquilo C;-Cs, formilo o

alcanoilo C>-Cg;

RY y R® representan independientemente H, alquilo C4-Cs, formilo,
alcanoilo C»-Cs, S(O);R®" o SO,NR®R%; estando dicho grupo alquilo
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opcionalmente adicionalmente sustituido por halégeno, CN, alcoxi C+-C;4 0
CONR*R®,

R" y R® representan independientemente H, alquilo C+-Cs o cicloalquilo
C3-Cs ;

pes0,102;
qges0,102;
res0,102;
tes0,102;
wes(0,102;
ves0,102;

RZ R® @ k@ (E;j R7 R RZ R® R® R R® R“ R® R® R‘@
RY, R R®, R¥, R¥ R®, R®| RY, R®, Ii@ﬁf‘l) R%,R%, R® y.R* cada uno
representan independientemente hidrégeno o alquilo C4-Cg;

o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

2. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde R
representa fenilo opcionalmente sustituido por uno o dos sustituyentes
seleccionados independientemente de CN, F, Cl, Br, CF3, NO, y C=CH.

3. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1 o Reivindicacién 2, en
donde Z representa un enlace sencillo.

4. Un compuesto de acuerdo con una cualquiera de las Reivindicaciones 1 a
3, en donde R® representa un grupo fenilo sustituido con un sustituyente

trifluorometilo.

5. Un compuesto de acuerdo con una cualquiera de las Reivindicaciones 1 a
4, en donde R® representa fenilo o piridinilo sustituido por -S(O),R?! en donde v

representa el entero 2.

6. Un compuesto de acuerdo con una cualquiera de las Reivindicaciones 1 a
5, en donde R® representa H.
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7. Un compuesto de formula (I) como se defini6 en la Reivindicacion 1

seleccionado de:

N-ciclopropil-5-[(4-metoxifenil)sulfinil]-6-metil-2-oxo-1-[3-(trifluorometil fenil}-1,2-
dihidropiridin-3-carboxamida;
2-0x0-N-[3-(2-oxopirrolidin-1-il)propil]-5-(fenilsuifinil)-1-[3-(trifluorometil)fenil]-
1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-bromofenil)sulfinil}-6-metil-N-[4-(metilsulfonil )bencil]-2-oxo-1-[3-
(trifluorometilfenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(2,4-dimetoxibencil)sulfinil]-6-metil-N-[4-(metilsulfonil)bencil]-2-oxo-1-[3-
(trifluorometit)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-cianofenil)sulfinil]-N-ciclopropil-6-metil-2-oxo-1-[3-(trifluorometil yfenil]-1,2-
dihidropiridin-3-carboxamida;
N-{[5-(ciclopropilsulfonil)piridin-2-iljmetil}-2-oxo-5-(fenilsulfinil)-1-[3-
(trifluorometil fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
6-metil-5-(metilsulfinil)-N-{[5-(metilsulfonil)piridin-2-ilmetil}-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil}-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
N-ciclopropil-5-[(3-metoxifenil)sulfinil]-6-metil-2-oxo-1-[3-(trifluorometil fenil]-1,2-
dihidropiridin-3-carboxamida;

N-ciclopropil-5-[(2-metoxifenil )sulfinil]-6-metil-2-oxo-1-[3-(trifluorometil fenil]-1,2-
dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-cianofenil)sulfinil]-N-[(2S)-2-hidroxipropil]-6-metil-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-cianofenil)sulfinil}-6-metil-2-oxo-1-[3-(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-
3-carboxamida;
5-[(4-cianofenil)sulfinil]-6-metil-N-[4-(metilsulfonil )bencil]-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil )fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(2-cianoetil)sulfinil]-6-metil-N-[4-(metilsulfonil)bencil]-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-cianofenil)sulfinil]-N-ciclopropil-1-(3,5-difluorofenil)-6-metil-2-oxo-1,2-
dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-cianofenil)sulfinil]-N-{[5-(etilsulfonil)piridin-2-iljmetil}-6-metil-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil )fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-cianofenil)sulfinil]-1-(3,5-difluorofenil)-N-{[5-(etilsulfonil)piridin-2-iljmetil}-6-
metil-2-oxo0-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-cianofenil)sulfinil}-1-(3,5-diclorofenil)-N-{[5-(etilsulfonil)piridin-2-iljmetil}-6-

metil-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
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5-[(4-cianofenil)sulfinil]-N,6-dimetil-2-oxo-1-[3-(trifluorometil )fenil]-1,2-
dihidropiridin-3-carboxamida;

5-[(4-cianofenil)sulfinil]-1-(3,5-diclorofenil )-N,6-dimetil-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-
carboxamida;

5-[(4-cianofenil)sulfinil}-1-(3,5-difluorofenil}-N-[2-(1 H-imidazol-4-il)etil]-6-metil-2-
oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-cianofenil)sulfinil]-1-(3,5-difluorofenil)-6-metil-N-(2-morfolin-4-iletil )-2-oxo-
1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-cianofenil)sulfinil]-1-(3,5-difluorofenil)-N,6-dimetil-2-oxo-1,2-dihidropiridin-
3-carboxamida;
5-[(4-cianofenil)sulfinil]-6-metil-N-[(3-metilisoxazol-5-il)metil]-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
N-ciclopropil-5-[(4-hidroxifenil)sulfinil]-6-metil-2-oxo-1-[3-(trifluoromethi)fenil]-
1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-cianofenil)sulfinil]-N-[3-(1H-imidazol-1-il)propil]-6-metil-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-cianofenil)sulfinil]-6-metil-2-oxo-N-[3-(1H-1,2,3-triazol-1-il)propil]-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-cianofenil)sulfinil]-N-[(1-hidroxiciclopropil)metil]-6-metil-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
1-(3-cianofenil)-5-[(4-cianofenil)sulfinil]-6-metil-N-{[5-(metilsulfonil)piridin-2-
iljmetil}-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-cianofenil)sulfinil]-N-(2-metoxietil}-6-metil-2-oxo-1-[3-(trifluorometil)fenil]-
1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-cianofenil)sulfinil]-N-(2-hidroxi-2-metilpropil )-6-metil-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-clorofenil)sulfinil]-6-metil-N-[4-(metilsulfonil)bencil]-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil}-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
6-metil-5-[(4-metilfenil)sulfinil]-N-[4-(metilsulfonil)bencil]-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
6-metil-N-[4-(metilsulfonil)bencil]-5-[(4-nitrofenil)sulfinil]-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
6-metil-N-[4-(metilsulfonil)bencil]-2-oxo-1-[3-(trifluorometil)fenil}-5-{[4-
(trifluorometil)fenil]sulfinil}-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-{[4-(acetilamino)fenil]sulfinil}-6-metil-N-[4-(metilsulfonil)bencil]-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
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5-[(4-etilfenil)sulfinil]-6-metil-N-[4-(metilsulfonil)bencil]-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-fluorofenil)sulfinil]-6-metil-N-[4-(metilsulfonil)bencil]-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-cianofenil)sulfinil]-6-metil-1-(3-metilfenil}-N-{[5-(metilsulfonil)piridin-2-
illmetil}-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-cianofenil)sulfinil]-N-etil-6-metil-2-oxo-1-[3-(trifluorometil fenil]-1,2-
dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-clorofenil)sulfinil]-N,6-dimetil-2-oxo-1-[3-(trifluorometil)fenil]-1,2-
dihidropiridin-3-carboxamida;
N-etil-5-[(4-fluorofenil)sulfinil}-6-metil-2-oxo-1-[3-(trifluorometil fenil]-1,2-
dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-fluorofenil)sulfinil]-N,6-dimetil-2-oxo-1-[3-(trifluorometilfenil]-1,2-
dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-bromofenil)sulfinil]-N,6-dimetil-2-oxo-1-[3-(trifluorometil fenif]-1,2-
dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-cianofenil)sulfinil]-N-(2-hidroxietil)-6-metil-2-oxo-1-[3-(trifluorometil yfenil}-
1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-cianofenil)sulfinil]-N-(ciclopropilmetil)-6-metil-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
N-metil-2-oxo-5-(fenilsulfinil)-1-[3-(trifluorometil )fenil]-1,2-dihidropiridin-3-
carboxamida;
N-(cianometil)-5-[(4-cianofenil)sulfinil]-6-metil-2-oxo-1-[3-(trifluorometil)fenil]-1,2-
dihidropiridin-3-carboxamida;

5-[(4-cianofenil)sulfinil]-N-[2-(1 H-imidazol-4-il)etil]-6-metil-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-cianofenil)sulfinil]-N-(2-hidroxipropil )-6-metil-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-cianofenil)sulfinil]-6-metil-N-(2-morfolin-4-iletil}-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1 .2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-cianofenil)sulfinil]-N-(2-hidroxi-1,1-dimetiletil)-6-metil-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-cianofenil)sulfinif}-N,6-dimetil-2-oxo-1-[3-(trifluorometil )fenil]-1,2-
dihidropiridin-3-carboxamida;
5-{(4-cianofenil)sulfinil]-N-[(2R)-2-hidroxipropil]-6-metil-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
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5-[(4-cianofenil)sulfinil]-6-metil-2-oxo-N-[3-(2-oxopirrolidin-1-il)propil]-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-cianofenil)sulfinil]-N-(2-metoxipropil)-6-metil-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
6-metil-5-(metilsulfonil)-N-{[5-(metilsulfonil)piridin-2-iljmetil}-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
2-0x0-N-[3-(2-oxopirrolidin-1-il)propil]-5-(fenilsulfonil)-1-[3-(trifluorometil fenil]-
1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-cianofenil)sulfonil]-N,6-dimetil-2-oxo-1-[3-(trifluorometilfenil]-1,2-
dihidropiridin-3-carboxamida;
5-{[4-(acetilamino)fenil]sulfonil}-6-metil-N-[4-(metilsulfonil )bencil]-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-etilfenil)sulfonil]-6-metil-N-[4-(metilsulfonil)bencil]-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-cianofenil)sulfonil]-N,6-dimetil-2-oxo-1-[3-(trifluorometil)fenil]-1,2-
dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-cianofenil)sulfonil]-N-(2-hidroxi-1,1-dimetiletil}-6-metil-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil}fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
N-[(3-ciclopropilisoxazol-5-il)metil]-6-metil-5-(metilsulfonil}-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(6-cianopiridin-3-il)sulfonil]-N,6-dimetil-2-oxo-1-[3-(trifluorometilfenil]-1,2-
dihidropiridin-3-carboxamida;
6-metil-N-[4-(metilsulfonil)bencil]-2-oxo-1-[3-(trifluorometil ffenil]-5-({4-
[(trimetilsilil)ethinillfenil}sulfinil)-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(4-etinilfenil)sulfinil]-6-metil-N-[4-(metilsulfonil)bencil]-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
6-metil-N-[4-(metilsulfonil)bencil]-2-oxo-5-{[4-(feniletinil ffenil)sulfinil}-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
6-metil-N-[4-(metilsulfonil)bencil]-2-oxo-5-[(4-prop-1-in-1-ilfenil)sulfinil]-1-[3-
(trifluorometil )fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
S-{(5-cianopiridin-2-il)sulfinil}-N,6-dimetil-2-oxo-1-[3-(trifluorometilfenil]-1,2-
dihidropiridin-3-carboxamida;
6-({2-metil-5-(metilcarbamoil)-6-oxo-1-[3~(trifluorometil ffenil]-1,6-dihidropiridin-3-
il}sulfinil)nicotinamida;
5-[(5-cloropiridin-2-il)sulfinil]-N,6-dimetil-2-oxo-1-[3-(trifluorometilffenil]-1,2-
dihidropiridin-3-carboxamida;
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5-[(5-bromopiridin-2-il)sulfinil]-N,6-dimetil-2-oxo-1-[3-(trifluorometil)fenil}-1,2-
dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(5-cianopiridin-2-il)sulfinil]-6-metil-N-[4-(metilsulfonil)bencil]-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(5-bromopirimidin-2-il)sulfinil}-N,6-dimetil-2-oxo-1-[3-(trifluorometil )fenil]-1,2-
dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(6-bromopiridazin-3-il)sulfinil]-N,6-dimetil-2-oxo-1-[3-(trifluorometil)fenil]-1,2-
dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(6-cianopiridin-3-il)sulfinil]-N,6-dimetil-2-oxo-1-[3-(trifluorometil yfenil]-1,2-
dihidropiridin-3-carboxamida;
5-[(5-ciano-2-tienil)sulfinil]-N,6-dimetil-2-oxo-1-[3-(trifluorometil fenil}-1,2-
dihidropiridin-3-carboxamida;
5-(1H-imidazol-2-ilsulfinil)-6-metil-N-[4-(metilsulfonil )bencil]-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil )fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
6-metil-5-[(metilamino)sulfonil]-N-[4-(metilsulfonil )bencil]-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-(anilinosulfonil)-6-metil-N-[4-(metilsulfonil)bencil]-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
6-metil-N-[4-(metilsulfonil)bencil]-5-{[(2-morfolin-4-iletil)amino]sulfonil}-2-oxo-1-
[3-(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-{[(2-cianoetil)(metil)amino]sulfonil}-6-metil-N-[4-(metilsulfonil)bencil]-2-oxo-1-
[3-(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
6-metil-N-[4-(metilsulfonil)bencil]-5-{[(6-morfolin-4-ilpiridin-3-il)amino]sulfonil}-2-
oxo-1-[3-(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
6-metil-N-[4-(metilsulfonil)bencil]-5-(morfolin-4-ilsulfonil )-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
6-metil-N-[4-(metilsulfonil)bencil]-2-oxo-5-{(piridin-3-ilamino)sulfonil]-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;

Acido 2-metil-5-({[4-(metilsulfonil)bencillamino}carbonil)-6-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,6-dihidropiridin-3-sulfénico;
6-metil-N-[4-(metilsulfonil)bencil]-2-oxo-5-(feniltio)-1-[3-(trifluorometil)fenil]-1,2-
dihidropiridin-3-carboxamida;
6-metil-N-[4-(metilsulfonil)bencil]-2-oxo-5-(fenilsulfinil }- 1-[3-(trifluorometil )fenil)-
1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
6-metil-N-[4-(metilsulfonil)bencil]-2-oxo-5-(fenilsulfonil)-1-[3-(trifluorometil yfenil]-

1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
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6-metil-5-(metilsulfinil)-N-[4-(metilsulfonil)bencil]-2-oxo-1-[3-(trifluorometil )fenil] -
1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
6-metil-5-(metilsulfonil)-N-[4-(metilsulfonil)bencil]-2-oxo-1-[3-(trifluorometil fenil]-
1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;

5-(bencilsulfinil)}-6-metil-N-[4-(metilsulfonil )bencil]-2-oxo-1-[3-(triftuorometil )fenil]-
1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-(etilsulfinil)-6-metil-N-[4-(metilsulfonil)bencil]-2-oxo-1-[3-(trifluorometil )fenil]-
1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;

Metil 3-({2-metil-5-({[4-(metilsulfonil)bencillamino}carbonil)-6-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,6-dihidropiridin-3-il}sulfinil)propanoato;
5-(ciclohexilsulfinil)-6-metil-N-[4-(metilsulfonil)bencil}-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;
5-(ciclopropilsulfonil)-N-[4-(ciclopropilsulfonil)bencil]-6-metil-2-oxo-1-[3-
(trifluorometil)fenil]-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida;

Y sales farmacéuticamente aceptables de uno cualquiera de los mismos.

8. Un proceso para la preparacién de un compuesto de formula (I) o una sal
farmacéuticamente aceptable del mismo como se definié en la reivindicacion 1,

que comprende,

(a) la reaccion de un compuesto de formula (I1)

R® O
R“\
z—W | N R
1
R N~ Yo
I;a
(1)

en donde L' representa un grupo saliente (tal como halégeno o hidroxilo) y R', R?,
R® R'™ Wy Z son como se definieron en la formula (i),

con un compuesto de formula
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en donde X, R* y R® son como se definieron en la formula @1, o

(b) cuando W representa —S— y Z representa un enlace sencillo o -CHo—, la

reaccion de un compuesto de formula (V)

¢ 0
Hal X—R’
N
: R’
R NN}
I'?a
(V)

en donde Hal representa un atomo de halégeno y X, R', R3, R*, R% y R® son
como se definieron en la formula (1),

con un nucledfilo R“-z-S{M en donde R™ y Z son como se definieron en la
formula (I) y M representa un grupo organo-estafio o 4cido organo borénico; o

(c) cuando W representa —S— y Z representa un enlace sencillo 0 —CHo—, la
reaccion de un compuesto de formula (IV) en donde Hal representa un atomo
de halégeno y X, R', R, R*, R® y R® son como se definieron en la formula (1),

con un tiol R”—Z—S"fH en donde R™y Z son como se definienron en la formula
(1) en la presencia de una sal de cobre (l); 0

(d) cuando W representa —S— y Z representa un enlace sencillo o —-CHo—, la

reaccion de un compuesto de formula (V)
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R® O
HS X—R’
N
1 R4
R NN}
I'_.\,s
\)

en donde X, R, R%, R%, R® y R® son como se definieron en la formula (1),

con un electréfilo R™-Z12 en donde L? representa un grupo saliente tal como

halégeno y R'y Z son cbmo se definieron en la formula (1); o

(e) cuando W representa —SO y Z representa -NR?*~, la reaccién de un
compuesto de formula (VI)

0 R 0O
ClI—S —R°
: N |\I,x R
o || l,
] R
R ITI o)
R3
(V1)

en donde X, R, R% R* R®y R® son como se definieron en la formula (1),

con una amina R”—NI—}R25 en donde R™y R® son como se definieron en la

formula (1); o

(f) cuando W representa un grupo sulfinilo (-S(O) -) o un grupo sulfonilo (-
S(0)2-), oxidar el compuesto correspondiente, en donde W representa un

grupo tio (-S -);

y opcionalmente después de (a), (b), (c), (d), (e) o (f) realizar uno o mas de los
siguientes:

e convertir el compuesto obtenido a un compuesto adicional de la invencion

Oowd el e dl
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/
e formar una sal farmacéuticamente aceptable del compuesto.

9. Una composicion farmacéutica que comprende un compuesto de formula
() o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo como se reivindico en una
cualquiera de las reivindicaciones 1 a 7 en asociacion con un adyuvante,

diluyente o vehiculo farmacéuticamente aceptable.

10. Un proceso para la preparacion de una composicién farmacéutica como se
reivindic6 en la reivindicacion 9 que comprende mezclar un compuesto de
formula (I) o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo como se
reivindicé en una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 7 con un adyuvante,
diluyente o vehiculo farmacéuticamente aceptable.
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