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Re: P1.-ASTRAZENECA AB.-Solicitud de Patente de Invención en Fase 

Nacional PCT oara "DERIVADOS DE IMIDAZOF4,5-

131PIRIDINA NOVEDOSOS COMO INHIBIDORES DE LA 

GLICOGENO SINTASA OUINASA 3 PARA USO EN EL 

TRATAMIENTO DE LA DEMENCIA Y TRASTORNOS 

NEURODEGENERATIVOS". -Clase A61P 25/00. -ExDediente 
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1. Me refiero a ml memorial de 17 de Septiembre de 2008. 

2. De conformidad con lo dispuesto en el ArtIculo 5.2.12 de la Circular 

Externa No. 03 de 28 de Abril de 2003, y estando dentro del plazo de seis 

meses contados desde la fecha de la publicación de la solicitud en la Gaceta 

de la Propiedad Industrial nimero 604 de 29 de Mayo de 2009, solicito a ese 

Despacho proceder a realizar el examen de patentabitidad de la presente 

invención. 

3. Por otro lado, debidamente autorizado por ml representado, me 

permito manifestar a ese Despacho que es deseo del solicitante presentar en 

forma voluntaria una modificación al capItulo reivindicatorio presentado en 

Septiembre 17 de 2008, el cual consta de 30 reivindicaciones. Este capItulo 
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tiene como base el capItulo actualmente presentado, sobre el cual se ha 

realizado la siguiente modificación:  

Reivindicacion 2: Se reemplazo la expresion A es arilo a 

heteroarilo" por la nueva expresión "A es fenilo o piridilo", cuyo 

sustento se puede encontrar en la pÆgina 35 de la descripción. 

En relación con  la anterior modificación, atentamente me permito 

manifestar a ese Despacho que la misma no amplIa de ninguna manera el 

alcance de la presente invención y que el nuevo capItulo modificado es el que 

debe ser tenido en cuenta en el trÆmite de Fase Nacional. 

4. Anexo me permito presentar: 

(a) Formulario 6nico de modificaciones y correcciones; 

(b) Recibo No. 09-066.360, expedido por la Superintendencia de 

Industria y Comercio, que acredita el pago de la tasa de 

modificación; 

(c) Recibo nÆmero 09-62.424, expedido por la Superintendencia de 

Industria y Comercio, que acredita el pago de la tasa que dicho 

examen causa; y 

(d) Copia de las pÆginas 160 a 189 que corresponden al nuevo 

capitulo reivindicatorio que consta de 30 reivindicaciones, en el 

cual se ha hecho la modificaciôn  anteriormente mencionada. 
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Ruego a usted tomar atenta nota de to anterior y proceder de 
- 41 

conformidad. 

Seæor Superintendente, 

CIA LORE A RICAURTE T.P. 53.215 

l4OtA41 DEL c;JLo OGDTA D.C. - 
� DEPsEro M CFWAAWA 

REPUSUCA CE C0LOiLA 

� El Ntiiio dl dsl 10 do Ec(, d fe da c-i-c 
pemn 

identicad (0) ccn tirpa 
profshrial d do N_______ Corajo 
Supeior de la Jutura, qien autenico la firma Punta por ella 

L 
(I) msrno en este ecrito. 
(irt Z4C. P.C. Dcieto. 222/89 mod. 38) 
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El Espaclo reservado para el adhesivo de radicaciOn] 

1ndustri!t Comercio 
SUPERINTENDENCIA 

FORMULARIO UNICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES. 
2000-10 

0 SOLICITUD DE: 

Correcciôn de Error Material. Modificaciôn a una Solicitud. 

Nombre:. ASTRAZENECA AB, sociedad existente y 
organizada de conformidad con las leyes de Suecia. IDENTIFICACION 

SOLICITANTE Direccjôn:  SE-1 5185 Sadertalje, Suecia. C.C. NIT 

C.E. E Ofro[] 

TelØfono: 3 264270 
E-mail: Jllcco@lloredacamacho.com 

Nümero  

Domicilio: SOdertalje, Suecia. 

0 
Nombre: ALICIA LLOREDA RICAURTE IDENTIFICACION 

C.C. NIT LI REPRESENTANTE Dirección: Calle 72 No.5-8350 Piso 
o APODERADO 

C.E.[I] Otro LI 
TelØfono: 3 264270 Fax: 2 126426 NUmero 39.690.713 TP 53.215 
E-mail: jllcco@lloredacamacho.com  

Nümero de expediente: 

08-030-383 

Descripción de la corrección o modificaciôn solicitada modificaciôn  al capItulo reMndicatorio. 

cj Comprobante de pago No. 09 - 66.360 Fecha 07-09-09 

Anexos: 

Comprobante de pago de Ia tasa. 

0 Poderes, si fuere el caso. 

O Certificado de existenCia y representación legal de las partes, cuando sean personas juridicas. 

NOMBRE ALICIA LLOREDA RICAURTE FIRMA 
__

 I LA ?tU UFU,11_? 

C.C. 39.690.713 T.P. 53.215 

i diHrinrmiRnto del oresente formularlo, ver reverso de esta pÆgina. 
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A es fenhlo o piridilo, opcionalmente sustituido con uno o mÆs CN, CO2H, 

alquiloCi..6, haloalquiloCi..6, halo, C(0)Ra, OR’, C(0)NRbRC o S(0)Rm, en 

donde dicho aIquiloC, o haloalquiloCi..6 estÆ opcionalmente sustituido por al 

menos un CN, OR NRbRC; 

Y se selecciona de Z, alquiloCi..6, CH20Rd, ,, CH2Z; 

Z es heteroarilo opcionalmente sustituido con uno o mÆs CN, alquiIoCi 

haloalquiloC1.6, halo, C(0)R’, ORk, C(0)NRbRC o S(0)Rm, en donde dicho 

alquiloC1..5 o haloalquiloC1..6 estÆ opcionalmente sustituido por al menos un CN, 

oRa o NRRc; 

se selecciona de hidrôgeno, alquiloCi..3 y haloalquiloC1..3, en donde dicho 

alquiloC1..3 o haloalquiloCi-3 estÆ opcionalmente sustituido con uno o mÆs 

alcoxiC1..3; 

R  y Rc se seleccionan independientemente de hidrogeno, heteroarilo, 

alqutloCi y haloalquiloCi, en donde dicho alquiloCi..5 o haloalquiloCi6 

estÆ opcionalmente sustituido con uno o mÆs CN, ORa o NRdRe; o 

R  y Rc pueden, junto con el âtomo al cual estÆn unidos, formar un anillo 

heterociclico de 4, 5, 6 o 7 miembros que contiene uno o mÆs heteroÆtomos 

seleccionados de N, 0 o S, en donde dicho anillo heterocIclico estÆ 

opcionalmente sustituido con uno o mÆs halo, ORE, NRd Re, alquiloCi..3 0 

haloalquiloC1..3, en donde dicho alquiloC1..3 o haloalquiloCi-3 estÆ ademÆs 

opcionalmente sustituido con uno o mÆs alcoxiC1.3; 

Rd y Re se seleccionan independientemente de hidrOgeno, alquiloCi..5 0 

haloalquiloCi..6, en donde dicho alquiloC1 o haloalquiloC1 estÆ opcionalmente 

sustituido con uno o mÆs OR’; o 
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Rd y R pueden, junto con el Ætomo al cual estÆn unidos, formar un anillo 

heterociclico de 4, 5, 6 o 7 miembros que contiene uno o mÆs heteroÆtomos 

seleccionados de N, 0 o S, en donde dicho anhllo heterocIclico estÆ 

opcionalmente sustituido con uno o mÆs halo, alquiloCi..3 o haloalquiloCi..3, en 

donde dicho alquiloC1..3 o halalquiloC1..3 estÆ ademÆs opcionalmente sustituido 

con uno o mÆs alcoxiC1..3; 

Rh es hidrogeno, alquil0C1.3 o haloalquiloC,..3, dicho alquiloC1..3 0 

haloalquiloC1..3, opcionalmente sustituido con uno o mÆs alcoxiC1..3; 

R’ es alquiloC1..3 o haloalquiloC1..3, dicho alquiloCj..3 o haloalquiloC1..3 

opcionalmente sustituido con uno o mÆs OR"; 

R es anlo o heteroarilo, en donde dicho arilo o heteroarilo estÆ opcionalmente 

sustituido con uno o mÆs alquiloC1..3, 0R, halo o CN; 

R  es alquiloC1 o haloalquiloCi, en donde dicho alquiloC14 o haloalquiloC1 

estÆ opcionalmente sustituido con al menos un CN, ORa, NRbRC, C(0)NRbRC 0 

NRC(0)Rc; 

Rm es alquiloC1.3, opcionalmente sustituido con al menos un halo, CN, ORE, 

NRbRC0 C(0)NRbRC; 

nesOa2; 

como una base libre o una sal farmaceuticamente aceptable, solvato o solvato 

de una sal del mismo. 

2. Un compuesto de la formula I: 
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en donde 

R1 es hidrogeno, halogeno, CN, NO2, alquiloC1..3, halalquiloCj..3, OR’, 

S02NRlRc, C(0)NRbRC, CHAR bRe, CH20R", S02R’ o C(0)R; 

R2 y R4 se seleccionan independientemente de hidrOgeno, halo, CN, NO2, 

alquiloCi..3, haloalquiloCi..3, ORa, SONRbRe, C(0)NRbRe, CH2NRbRe, CH20Rh, 

SO2RyC(0)R 

R3 y R5 se seleccionan independientemente de hidrogeno, alquiloC1..3 y 

haloalquiloC1..3; 

A es fenilo o piridilo, opcionalmente sustituido con uno o mÆs CN, alquiloC1, 

haloaIquiloC1, halo, ORk, C(0)NRbRC o S(0)Rm, dicho alquHoCi c 

haIoalquiloC1 opcionalmente sustituido por al menos un OR’ o NRbRe; 

es hidrogeno, alquiloi..3 o haloalquiloC1..3, dicho alquiloC1..3 o haloalquiloC1..3 

opcionalmente sustituido con uno o mÆs alcoxiC1..3; 

R  y Re se seleccionan independientemente de hidrogeno, alquiIoCj y 

haIoalquiloC1, en donde dicho alquiloC1 o haloalquiIoC1 opcionalmente 

sustituido con uno o mÆs ORB o NRdReo 
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R  y Rc pueden, junta con el Ætomo al cual estÆn unidos, formar un anillo 

heterocIclico de 4, 5, o 6 miembros que contiene uno o mÆs heteroÆtomos 

seleccionados de N, 0 a S, en donde dicho anillo heteroçIclico estÆ 
- - - -a 

opcionalmente sustituido con uno o mÆs halo, alquiloC1..3 o halalquiloC1..3, dicho 

alquiloC1..3 o haloalquiloC1..3 ademÆs opcionalmente sustituido con uno 0 mÆs 

alcoxiC1..3; 

Rd y R se seleccionan independientemente de hidrôgeno, alquiloCj..5 a 

haloalquiloC1..6, dicho alquiloC1.6 o haloalquiloCi..6 opcionalmente sustituido con 

uno a mÆs OR’; o 

Rd y R pueden, junto con el Ætomo al cual estÆn unidos, formar un anillo 

heterociclico de 4, 5 a 6 miembros que contiene uno o mÆs heteroÆtomos 

seleccionados de N, 0 o S, en donde dicho anillo heterocIclico estÆ 

opcionalmente sustituido con uno o mâs halo, alquiloC1..3 o haloalquiloC1..3, 

dicho alquiloC1.3 o haloalquiloC1.3 ademÆs opcionalmente sustituido con uno 0 

mÆs alcoxiC1..3; 

Rh es hidrogeno, alquil0C1..3 a haloalquiloC1..3, dicho alquiloC1.3 o haloalquiloC1..3 

opcionalmente sustituido con uno a mÆs alcoxiC1..3; 

R’ es alquiloC1..3 a haloalquiloC1..3, dicho alquiloC1..3 a haoalquhIoC1..3 

opcionalmente sustituido con uno o mÆs oRa; 

Ri es arilo o heteroarilo, en donde dicho arilo a heteroarilo estÆ opcionalmente 
sustituido con uno a mÆs alquiloC1..3, ORE, halo a CN; 

R  es alquiIoC1 o haloalquiloC1..6, opcionalmente sustituido con al menos un 

CN, oRe, NRbRC0 C(0)NRbRC; P4  
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Rm es alquiloCi..3, opcionalmente sustituido con al menos un halo, CN, ORE, 

NRIRco C(0)NRbRC; 

n es 0 a 2; 

como una base libre o una sal farmacØuticamente aceptable, solvato o solvato 

de una sal del mismo. 

3. Un compuesto de acuerdo con la reivindicaciôn 1 o reivindicaciôn 2, en 
donde 

R1 es hidrOgeno, halOgeno, CN, NO2, alquiloC1..3, haloalquiloC1..3, OR’, 

S02NRbRC, C(0)NRbRC, CH2NRbRC, CH20Rh, S02R’ o C(0)R; 

R2 y R4 se seleccionan independientemente de hidrogeno, halo, CN, NO2, 

alquiloC1.3, haloalquiloC1..3, OR’, SONRbRc, C(0)N RbRC, CH2NRbRC, CH20Rh, 

S02R’ y C(0)R; 

R3 y R5 se seleccionan independientemente de hidrógeno, alquiloCi..3 y 

haloalquiloCi..3; 

A es fenilo o piridilo, opcionalmente sustituido con uno o mÆs CN, alquiloC1..5, 

haloalquiloC1..6, halo, OR’, C(0)NRbRC o S(0)R’, en donde dicho alquiloC1..5 o 

haloalquiloC1..5, estÆ opcionalmente sustituido por al menos un OR o NRbRC; 

Re es hidrOgeno, alquil0C1..3 o haloalquiloC,..3, dicho alquiloC1..3 o haloalquiloC1..3 

opcionalmente sustituido con uno o mÆs alcoxiC1..3; 

R  y Rc se seleccionan independientemente de hidrogeno, alquiloC1..6, y 

haIoalquiloC1, en donde dicho alquiloC1.5 o haloalquiloC1..6 estâ opcionalmente 

sustituido con uno o mÆs ORa o NRdRe 
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R  y Rc pueden, junto con el Ætomo al cual estÆn unidos, formar un anillo 

heterociclico de 4, 5 o 6 miembros que contiene uno o mÆs heteroÆtomos 

seleccionados de N, 0 o S, en donde dicho anillo heterociclico estÆ 

opcionalmente sustituido con uno o mÆs halo, alquiloC1..3 o hal alquiloC1..3, en 

donde dicho alquiloC1..3 o halo alquiloC1..3 estÆ ademÆs opcionalmente 

sustituido con uno o mÆs alcoxiC1..3; 

Rd y Re se seleccionan independientemente de hidrogeno, alquiloCi..6 o 

haloalquiloCj.6, en donde dicho alquiloC1 o haIoalquiloC1 estÆ opcionalmente 

sustituido con uno o mÆs OR’; o 

Rd y Re pueden, junto con el Ætomo al cual estÆn unidos, formar un anillo 

heterociclico de 4, 5 o 6 miembros que contiene uno o màs heteroÆtomos 

seleccionados de N, 0 o S, en donde dicho anillo heterociclico estÆ 

opcionalmente sustituido con uno o mÆs halo, alquiloCj..3 o halo alquiloC1..3, en 

donde dicho alquiloC1..3 o haloalquiloC1..3 estâ ademÆs opcionalmente sustituido 

con uno o mÆs alcoxiC1..3; 

Rh es hidrOgeno, alquil0C1..3 o haloalquiloC1.3, dicho alquiloC1..3 o haloalquiloC1..3 

opcionalmente sustituido con uno o mÆs alcoxiC1.3; 

Wes alquil0C1..3 o halo alquiloC1..3, en donde dicho alquil0C1..3 o haloalquiloCi..3 

estÆ opcionalmente sustituido con uno o mÆs OR’; 

Ri es arilo o heteroarilo, en donde dicho arilo o heteroarilo estÆ opcionalmente 

sustituido con uno o mÆs alquiloC1..3, 0R, halo o CN; 

es atquiloC1 o haloalquiloC1, opcionalmente sustituido con al menos un 

CN, OR8, NRbRC0 C(0)NRIRc; 
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R es alquiloCi..3, opcionalmente sustituido con al menos un halo, CN, OR’, 

NR)RcO C(0)NRRc; 

n es 0 a 2; 

como una base libre o una sal farmacØuticamente aceptable, solvato o solvato 

de una sal del mismo. 

4. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 1 o reivindicación 2, en 

donde 

R1 es hidrOgeno, S02NRbRC, C(0)NRbRC, CH2NRIRC, CH20Rh o S02R’; 

R2 y R4 se seleccionan independientemente de hidrogeno, halo, CN, NO2, 

alquiloC1..3, haloalquiloC1..3, ORE, C(0)NRbRC, CH2NRbRC, CH20Rh y S02R1; 

R3 y R5 son hidrogeno; 

A es fepilo o piridilo, opcionalmente sustituido con uno o mÆs CN, alquiloC1, 
halo, o C(0)NRbRC, dicho alquiloC1-6 opcionalmente sustituido por al menos un 
ORa o NRIRc; 

es alquiloC1..3 o haloalquiloC1..3, dicho alquiloC1..3 o haloalquiloC1..3 

opcionalmente sustituido con uno o mÆs alcoxiC1..3; 

R  y Rc se seleccionan independientemente de hidrogeno, alquiloC1..6 o 
haloalquiloC1, en donde dicho aIquiloC1 o haloalquiIoC1, estÆ 
opcionalmente sustituido con uno o mÆs OR’ o NRdRe o 
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R  y Rc pueden, junto con el Ætomo al cual estÆn unidos, formar un anillo 

heterociclico de 4, 5 o 6 miembros que contiene uno o mØs heteroÆtomos 

seleccionados de N, 0 o S, en donde dicho anillo heterocIclico estÆ 

opcionalmente sustituido con uno o mÆs halo, alquiloC1..3 a haloalquiloC1.3, en 

donde dicho alquiloC1..3 o haloalquiloC1.3, estÆ ademÆs opcionalmente 

sustituido con uno o mÆs alcoxiC1..3; 

Rd y R forman, junto con el Ætomo al cual estÆn unidos, un anillo heterociclico 

de 4, 5 o 6 miembros que contiene uno o mÆs heteroÆtomos seleccionados de 

N, 0 o S, en donde dicho anillo heterociclico estÆ opcionalmente sustituido con 

uno a mÆs halo, alquiloCj..3 a haloalquiloC1..3, en donde dicho alquiloC1..3 o 

haloalquiloC1..3 estÆ ademÆs opcionalmente sustituido con uno a mÆs alcoxiCi..3; 

Rh es hidrogeno, alquiloC1..3 o haloalquiloC1..3; 

R es alquiloC1..3 o haloalquiloC1..3; 

R  es alquiloC1 o haloalquiloC1, opcionalmente sustituido con al menos un 

CN, 0R, NRIRco C(0)NRbR; 

como una base libre o una sal farmaceuticamente aceptable, solvato o solvato 

de una sal del mismo. 

5. Un compuesto de acuerdo con la reivindicaciOn 1 o reivindicación 2, en 

donde 

R1 es S02NRbRC, C(0)NRIRco CH2NRbRC; 

R2, R3, R4 y R5 son hidrógeno; 
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A es fenilo o piridilo, opcionalmente sustituido con uno o mÆs CN, aIquiloCi, 

halo, OR  o C(0)NRbRe, en donde dicho aIquiloC1 estÆ opcionalmente 

sustituido por al menos un NR"Re; 

R" y Re se seleccionan independientemente de hidrógeno o 

alquiloC1..5, en donde dicho aIquiloC1 estÆ opcionalmente sustituido con uno o 

mÆs NRdReo 

R  y Re pueden, junto con el Ætomo al cual estÆn unidos, formar un anillo 

heterociclico de 6 miembros que contiene uno o rnÆs heteroÆtomos 

seleccionados de N u 0, en donde dicho anillo heterociclico estÆ 

opcionalmente sustituido con uno o mÆs alquiloC1..3; 

Rd y R forman, junto con el Ætomo al cual estÆn urildos, un anillo heterociclico 

de 6 miembros que contiene uno o mÆs heteroÆtomos seleccionados de N, 0 0 

S; 

R  es alquiloC1 o haloalquiloC1; 

como una base libre a una sal farmaceuticamente aceptable, solvato o solvato 

de una sal del mismo. 

6. Un compuesto de acuerdo con la reivindicaciôn 1, en donde 

se selecciona de hidrogeno, halôgeno, CN, CO2H, NO2, ORE, SO2NRbRe, 

C(0)NRbRe, CH2NRbRe, CH20R", S02R y C(0)R; 

y R4 se seleccionan independientemente de hidrogeno, halo, CN, NO2, OR’, 

SO2NRbRe, C(0)NRbRe, CH2NRIRe, CH20Rh, S02R’ y C(0)R; 
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R3 y R5 se seleccionan independientemente de hidrOgeno, alquiloCi..3 y 

haloalquiloC1..3; 

A es fenilo o piridilo, opcionalmente sustituido con uno o mÆs CN, CO2H, 

alquiloC1..6, haIoalquiloC1, halo, C(0)R8, OR’, C(0)NRbRC o S(0)Rm, en 

donde dicho alquiloC14 o haIoalquiIoC1 estÆ opcionalmente sustituido por al 

menos un CN, OR0 NRbRc; 

Y se selecciona de Z, alquiIoC1, CH20Rd, y CH2Z; 

Z es heteroarilo opcionalmente sustituido con uno o mÆs CN, aIquiIoC1, 

haloalquiIoC1, halo, C(0)NRbRC o S(0)Rm, en donde dicho alquiloC1..6 0 

haloalquiloC1..6 estÆ opcionalmente sustituido por al menos un CN, OR’ o 
NRRc; 

se selecciona de hidrôgeno, alquiloC1..3 y haloalquiloCi..3, en donde dicho 

alquiloC1..3 o haloalquiloC1..3 estÆ opcionalmente sustituido con uno o mÆs 

alcoxiC1..3; 

R  y Rc se seleccionan independientemente de hidrogeno, heteroarilo, 

alquiloC1 y haloaIquiIoC1, en donde dicho alquiloC1 o haloalquiloC14 

opcionalmente sustituido con uno o mâs CN, OR’ o NRdRe; o 

R  y Rc pueden, junto con el Ætomo al cual estÆn unidos, formar un anillo 

heterociclico de 4, 5, 6 o 7 miembros que contiene uno o mÆs heteroªtomos 

seleccionados de N, 0 o S, en donde dicho anillo heterocIclico estÆ 

opcionalmente sustituido con uno o mÆs halo, 0R, NRdRe, alquiloC1..3, en 

donde dicho alquil0C1..3 estÆ ademÆs opcionalmente sustituido con uno o mÆs 

alcoxiC1.3; 
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Rd y Re se seleccionan indeperidientemente de hidrôgeno, alquiloC1 0 

haloalquiloC1.5, en donde dicho alquiloC1 o haloalquiloC1..6 estÆ opcionalmente 

sustituido con uno o mÆs OR’; a 

Rd y Re pueden, junto con el Ætomo al cual estÆn unidos, formar un anillo 

heterocIclico de 4, 5, 6 o 7 miembros que contiene uno o mÆs heteroÆtomos 

seleccionados de N, 0 o S, en donde dicho anillo heterociclico estÆ 

opcionalmente sustituido con uno o mÆs halo, alquiloC1..3 o haloalquiloC1..3, en 

donde dicho alquiloC1..3 o haloalquiloC1..3 estÆ ademÆs opcionalmente sustituido 

con uno 0 mÆs alcoxiC1..3; 

R" es hidrogeno, alquiloC1..3 o haloalquiloC1..3, dicho alquiloC1..3 a haloalquiloC,.. 

3, opcionalmente sustituido con uno o mÆs alcoxiC1..3; 

R1 es alquiloC1..3 a haloalquiloC1.3, dicho alquil0C1..3 o haloalquiloC1..3 

opcionalmente sustituido con uno o mªs ORa; 

RJ es arilo o heteroarilo, en donde dicho arilo o heteroarilo estÆ opcionalmente 
sustituido con uno o mÆs alquiloC1..3, ORE, halo o CN; 

R  es alquiloC1 o haloaIquiloC1, en donde dicho alquiloC1..6 o haloalquiIoC1 
estÆ opcionalmente sustituido con al menos un CN, OR’ o NRbC(0)Rc; 

Rm es alquiloC1..3, opcionalmente sustituido con al menos un halo, CN, ORE, 

NRWo C(0)NRbR; 

n es 0 a 2; 

como una base libre a una sal farmaceuticamente aceptable, solvato o solvato 
de una sal del mismo. 
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7. Un compuesto de acuerdo con la reMndicaciôn 1, en donde 

R1 se selecciona de hidrogeno, halogeno, CO2H, NO2, ORE, S02NRbRC, 

C(0)NRbRC, CH2NRbRC, CH20R", y S02R’; 

R2 y R4 se seleccionan independientemente de hidrôgeno, halo, ORa, 

SO2NRbRe, C(0)NRLRe, CH2NRbRe, CH20Rh, y S02R; 

R3 y R5 se seleccionan independientemente de hidrógeno, alquiloC1..3 y 

haloalquiloC1..3; 

A es fenhlo o piridilo, opcionalmente sustituido con uno o mÆs CN, CO2H, 

aIquiIoC1, haloaIquiIoC1, halo, C(0)Ra, OR’ o C(0)NRbRe, en donde dicho 

aIquiloC1 o haIoalquitoC1 estª opcionalmente sustituido par al menos un CN, 

OR’ 0NRbRe; 

Y se selecciona de Z, alquiloC1, CH20Rd, y CH2Z; 

Z es heteroarhlo opcionalmente sustituido con uno o mÆs CN, alquiloCi, 

haloalquiloC14, halo, C(0)NRbRC o S(0)Rm, en donde alquitoCj 0 

haloalquiloCi estÆ opcionalmente sustituido por al menos un CN, ORa o 

NRbRe; 

Ra se selecciona de hidrôgeno, alquiloC1..3 y haloalquiloC1..3, en donde dicho 

alquiloCi..3 o haloalquiloC1..3 es opcionalmente sustituido con uno o mÆs 

alcoxiC1..3; 
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R  y Re se seleccionan independientemente de hidrOgeno, heteroarilo, 

alquiloC1 y haloalquiloC1..6, en donde dicho atquiloCi..6 o haIoaIquiIoC1 estÆ 

opcionalmente sustituido con uno o mÆs CN, OR’ o NRdRe; o 

R  y Re pueden, junto con el Ætomo al cual estÆn unidos, formar un anillo 

heterociclico de 4, 5, 6 o 7 miembros que contiene uno o mÆs heteroÆtomos 

seleccionados de N, 0 o S, en donde dicho anillo heterociclico estÆ 

opcionalmente sustituido con uno o mÆs halo, OR’, NRdRe, alquiloC1..3, en 

donde dicho alquiloC1..3 estÆ ademÆs opcionalmente sustituido con uno o mÆs 

alcoxiC1..3; 

Rd y Re se seleccionan independientemente de hidrogeno, alquiloC1..6 o 

haloalquiIoC1, dicho aIquiIoC1 o haloalquiloCi..6 opcionalmente sustituido con 

uno o mÆs OR’; o 

Rd y Re pueden, junto con el Ætomo al cual estÆn unidos, formar un anillo 

heterociclico de 4, 5, 6 o 7 miembros que contiene uno o mÆs heteroÆtomos 

seleccionados de N, 0 o S, en donde dicho anillo heterociclico estÆ 

opcionalmente sustituido con uno o mÆs halo, alquiloC1.3 o haloalquiloC1..3, en 

donde dicho alquiloC1..3 o haloalquiloC1..3 estÆ ademÆs opcionalmente sustituido 

con uno o mÆs alcoxiC1..3; 

Rh es hidrógeno, alquiloC1..3 o haloalquiloC1..3, dicho alquiloC1..3 o 

- hatoalquiloC1..3, opcionalmente sustituido con uno 0 mÆs alcoxiC1..3; 

RI es alquiloC1..3 o haloalquiloC1..3, dicho alquiIoC1..3 o haloalquiloC1..3 

opcionalmente sustituido con uno o mÆs ORa; 

R  es alquiloC1..5 o haloalquiloC1, en donde dicho alquiloC1 o haloalquiloC1..6 

estÆ opcionalmente sustituido con al menos un CN, OR3 o NRbC(0)Rc; 
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Rm es alquiloC1..3, opcionalmente sustituido con al menos un halo, CN, OR’, 

NRbRC0 C(0)NRbR; 

como una base libre o una sal farmacØuticamente aceptable, solvato 0 solvato 

de una sal del mismo. 

8. Un compuesto de acuerdo con la reivindicaciôn 1, en donde 

R1 se selecciona de hidrôgeno, CO2H, S02NRbRC, C(0)NRbRC, CH2NRIRC, y 

S02R 

/ R2 y R4 se seleccionan independientemente de hidrôgeno, C(0)NRbRC, 

CH2NRbRC, y S02R’; 

R3 y R5 son hidrógeno; 

A es fenhlo o piridilo, opcionalmente sustituido con uno o mÆs CN, CO2H, 

alquiloC1, halo, C(0)Ra, OR’, C(0)NRbRC o S(0)R’, en donde dicho 

alquiloC1 estÆ opcionalmente sustituido por al menos un CN, oRa o NRbRC; 

Y se selecciona de Z, alquiloC1, CH20Rd, y CH2Z; 

Z es heteroarilo opcionalmente sustituido con uno o mÆs CN, alquiloC1..6 o 
C(0)NRbRC; 

se selecciona de hidrogeno y alquiloC1..3, en dicho alquiloCi..3 estÆ 

opcionalmente sustituido con uno o mÆs alcoxiC1..3; 
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R" y Rc se seleccionan independientemente de hidrOgeno, heteroarilo y 

alquiloC1..6 en donde dicho aIquiIoC1 estÆ opcionalmente sustituido con uno o 
masCN, OR’ oNRd Re; o 

R  y Rc pueden, junto con el Ætomo al cual estÆn unidos, formar un anillo 

heterociclico de 4, 5, 6 o 7 miembros que contierie uno o mÆs heteroÆtomos 

seleccionados de N, 0 o S, en donde dicho anillo heterociclico estÆ 

opcionalmente sustituido con uno o mÆs halo, 0R, NRdRe, alquiloCi..3, en 

donde dicho alquiloC1..3 estÆ ademÆs opcionalmente sustituido con uno o mÆs 

alcoxiC1..3; 

Rd y Re son, alquiloCi..6; o 

Rd y Re pueden, junto con el Ætomo al cual estÆn unidos, formar un anillo 

heterociclico de 4, 5, 6 o 7 miembros que contiene uno o mâs heteroÆtomos 

seleccionados de N u 0; 

es alquiloC1..3; 

es alquiloCi..6 o haloalquiloC1, en dicho alquiloC1 o haloaIquiloC1 estÆ 

opcionalmente sustituido con al menos un CN, 0R o NRbC(0)Rc; 

como una base libre o una sal farmacØuticamente aceptable, solvato o solvato 

de una sal del mismo. 

9. Un compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 o 

2, en donde R3 y R5 es hidrógeno. 

10. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación  9, en donde A es piridilo. 
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11. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 9, en donde A es fenilo, 

opcionalmente sustituido con uno o mÆs CN, CO2H, aIquiloC1, haIoaIquiloC1, 

halo, C(0)R8, ORk, C(0)NRbRC o S(0)R’, en donde dicho alquiloC1 o 

haloalquiloC1 estÆ opcionalmente sustituido por al menos un CN, OR o 
NRbRC; 

12. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 11, en donde A estÆ 

sustituido con uno o mªs CN. CO2H. aIauiloC1. halo. C(0)Ra. OR  

C(0)NRbRC, en donde dicho aIquiIoC1 estÆ opcionalmente sustituido por al 

menos un CN, OR o NRbRC; 

13. Un compuesto de acuerdo con la reivindicaciôn 12, en donde A estÆ 

sustituido con OR’, alquiloC1..6, halo o C(0)NRbRC. 

14. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 13, en donde A estÆ 

sustituido con OR’ y R  es aIquiloC1. 

15. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 14, en donde R  es 

metilo. 

16. Un compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 12 

a 15, en donde 

R1 y R2 son hidrOgeno; 

R4 es C(0)NRbRC; 

R" y Rc se seleccionan independientemente de hidrogeno, heteroarilo y 

alquiloC1, en donde dicho aIquiloC1 estÆ opcionalmente sustituido con uno o 

mÆs CN, ORa o NRdRe; 
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A estÆ sustituido con uno o mÆs halo, OR  o C(0)NRbRC y en donde R  es 
alquiloC1..5; y 

R  y Rc junto con el Ætomo al cual estÆn unidos, forman un anillo heterociclico 

de 4, 5 o 6 miembros que contiene uno o mÆs heteroÆtomos seleccionados de 

N u 0, en donde dicho anillo heterociclico estÆ opcionalmente sustituido con 

uno o mÆs halo, alquiloC1..3 o halo alquiloC1..3, dicho alquiloC1..3 o halo alquiloC1. 

ademâs opcionalmente sustituido con uno o mÆs alcoxiC1..3. 

20. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 19, en donde A estÆ 

sustituido con OR  o C(0)NRbRC 

21. Un compuesto de acuerdo con la reivindicaciôn 20, en donde Rk es 

alquiIoC1. 

22. Un compuesto de acuerdo con la reivindicaciôn 21, en donde R  es 

metilo. 

23. Un compuesto de acuerdo con la reivindicaciôn 20, en donde 

R’ y Rc se seleccionan independientemente de hidrôgeno, alquiIoC1 y 

haloaIquiloCi, en donde dicho alquiIoCi o haloalquiIoC1 estÆ opcionalmente 

sustituido con uno o mÆs CN, 0R o NRdRO; o 

) R  y Rc pueden, junto con el Ætomo al cual estÆn unidos, forman un anillo 

heterociclico de 4, 5, 6 o 7 miembros que contiene uno o mÆs heteroÆtomos 

seleccionados de N, 0 o S, en donde dicho anillo heterociclico estÆ 

opcionalmente sustituido con uno a mÆs halo, 0R, NRdRe, alquiloC1..3 o 

haloalquiloC1..3, en donde dicho alquiloCi..3 o haloalquiloCi.3 estÆ ademàs 

opcionalmente sustituido con uno o mÆs alcoxiC1..3. 
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R  y Rc pueden, junto con el Ætomo al cual estÆn unidos, formar un anillo 

heterociclico de 4, 5, 6 o 7 miembros que contiene uno o mÆs heteroÆtomos 

seleccionados de N u 0, en donde dicho anillo heterociclico estÆ 

opcionalmente sustituido con uno o mÆs halo, ORa, NRdRe, alquiloC1..3, en 

donde dicho alquiloC1..3 estÆ ademÆs opcionalmente sustituido con uno o mÆs 

alcoxiC1..3; 

es alquiloC1..3, en donde dicho alquiloCj..3 estÆ opcionalmente sustituido con 

uno 0 mÆs alcoxiC1..3; y 

Rd y R° pueden, junto con el Ætomo al cual estÆn unidos, formar un anillo 

heterociclico de 5 miembros que contiene uno o mÆs heteroâtomos 

seleccionados de N. 

17. Un compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 12 

a 15, en donde 

R1 y R4 son hidrOgeno; 

R2 es SO2R’; y 

R1 es alquiloC1..3 o haloalquiloC1..3. 

18. Un compuesto de acuerdo con la reivindicaciOn 17, en donde R’ es 
metilo. 

19. Un compuesto de acuerdo con la reivindicaciOn 12, en donde 

R2 y R4 son hidrOgeno; 
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24. Un compuesto de acuerdo con la reivindicaciôn 23, en donde R  y Rc 

junto con el Ætomo al cual estÆn unidos, forman un anillo heterociclico de 5, 6 o 

7 miembros que contiene uno o mÆs heteroªtomos seleccionados de N u 0, en 

donde dicho anillo heterociclico estÆ opcionalmente sustituido con uno o mÆs 

halo o alquiloCi..3, en donde dicho alquiloC1..3 estÆ ademÆs opcionalmente 

sustituido con uno o mÆs alcoxiC1..3. 

25. Un compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 19 

a 24, en donde 

se selecciona de halógeno, CO2H, C(0)NRbRC y CH2NRIRC. 

26. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 25, en donde 

R1 es C(0)NRbRC0 CH2NRbRC; y 

R  y Rc junto con el Ætomo al cual estÆn unidos, forman un anillo heterociclico 

de 5, 6 o 7 miembros que contiene uno a mÆs heteroÆtomos seleccionados de 

N u 0, en donde dicho anillo heterociclico estÆ opcionalmente sustituido con 

uno o mÆs halo o alquiloC1..3, en donde dicho alquiloC1..3 estÆ ademÆs 

opcionalmente sustituido con uno o mÆs alcoxiC1..3. 

27. Un compuesto de acuerdo con la reivindicaciôn 1, seleccionado de: 

Clorhidrato de 7-(4-metoxifenil)-2-{4-[(4-metilpiperazin-1 -iI)sulfonil]fenil}-3H-

imidazo[4,5-b]piridina; 

Clorhidrato de 7-(3-metoxifen iI)-2- {4-[(4-metilpiperazin-1 -iI)sulfonil]fenil}-3H-

imidazo[4 ,5-b]piridina; 
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Clorhidrato de 7-(4-metoxifenil)-2-{4-[(4-metilpiperazin-1 -iI)carbonil]fenil}-3H-

imidazo[4,5-b]piridina; 

Clorhidrato de 7-(3-metoxifen iI)-2-{4-[(4-metilpiperazin-1 -iI)carbonil]fenil}-3H-

imidazo[4,5-b]piridina; 

Clorhidrato de 7-(4-clorofenil)-2-{4-[(4-metilpiperazin-1 -iI)carbonil]fenil}-3H-

imidazo[4,5-b]piridina; 

Clorhidrato de 7-(4-metoxifenil)-2-[4-(piperidin-1-itmetil)fenil]-3H-imidazo[4,5-

b]piridina; 

Clorhidrato de 4-[7-(4-metoxifenil)-3H-imidazo[4,5-b]pi rid in-2-iI]-N-(2-morfolin-4-

iletil)benzamida; 

Clorhidrato de 2-{4-[(4-metilpiperazin-1 -iI)carbonil]fen iI}-7-[4-

(trifluorometoxi)fenil]-3H-imidazo[4 , 5-b]piridina; 

Clorhidrato de 2-{4-[(4-metilpiperazin-1 -iI)carbonil]fenil}-7-piridin-3-iI-3H-

imidazo[4,5-b]piridina; 

Clorhidrato de 7-(2,4-dimetiioxifenil)-2-[4-(morfolin-4-ilcarbonil)fenil]-3H-

imidazo[4,5-b]piridina; 

Clorhidrato de 4-(2-{4-[(4-metilpiperazin- 1 -iI)carbonil]fenhl}-3H-i mid azo[4 ,5-

b]piridin-7-iI)benzonitrilo; 

Clorhidrato de 7-(4-metoxifenil)-2-[4-(morfolin-4-ilometil)fenhl]-3H-imidazo[4, 5-

b]pirid ma; 

2-{4-[4-metilpiperazin-I -iI)carbonil]fenhl}-7-[3-(morfolin-4-ilmetil)fenil]-I H-

imidazo[4,5-b]piridina; 

N-(2-cianoetil)-3- {2-[(4-metilpiperazin-1 -iI)carbonil]-3H-imidazo[4,5-b]pi rid in-7-

iI}benzamida; 

7-{3-[2-(2-metoxietoxi)etoxi]fenil}-2-{4-[(4-metilpiperazin-I -il)carbonil]fenil}-3H-

imidazo[4,5-b]piridina; 

3-[3-(2-{4-[(4-metilpiperazin-I -iI)carbonil]fenil}-3H-imidazo[4,5-b]piridin-7-

iI)propan-I-oI; 

7-[3-(3-metoxipropoxi)fenil]-2-{4-[(4-metilpiperazin-I -iI)carbonil]fenil}-3H-

imidazo[4,5-b]piridina; 
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iI)fenoxi]propil}acetamida; 1-1 

4-(3-(2-{4-[(4-metilpiperazin-1 iI)carboniI]fenhI}-3H-imidazO[4,5-b]Piridifl-7-

iI)fenoxi]butanonitrilo; 

3-[3-(2-{4-[(4-metilpiperazin-1 -iI)carbonil]fenil}-3H-i mid azo[4 ,5-b]piridin-7-

iI)fenoxi]propan-1 -01; 

3-[3-(2-{4-((4-metilpiperazin-1 -iI)carbonillfenil}-3H-imidazo[4,5-b]pi rid in-7-

iI)fenoxijacetonitrilo; 

7-(4-metoxifenil)-2-{5-[(4-metilpiperazin-1-iI)carbonil]pi rid in-2-iI}-3H-imidazo[4,5-

b]piridina; 

2-{4-[(3,3-difluoropirrolidin-1 -il)carbonil]fenil}-7-(4-metoxifenil)3H-imidazo[4,5-

b]piridina; 

7-(4-metoxifenil)-2-(4-{[(3R)-3-metilmorfolin-4-iI]carbonil}fenil)-3H-imidazo[4,5-

b]piridina; 

2-{4-[(4-etilpiperazin- 1 -iI)carboniljfenhl}-7-(4-metoxifenil)-3H-imidazo[4, 5-

b]piridina; 

4-[7-(4-metoxifenil)-3H-imidazo[4,5-b]piridin-2-iI]-N-(2-piperidin-1-
iletil)benzamida; 

7-(4-metoxifenil)-2-{4-[(4-metil- 1,4-diazepan-1 -iI)carbonil]fenil}-3H-in, idazo[4, 5-
b]piridina; 

1 -{4-(7-(4-metoxifenil)-3H-imidazo[4, 5-b]piridin-2-il}benzoil}-N ,N-dimetilpirrolidin-

3-amina; 

2-(4-{[4-(2-metoxietil)piperazin-1 -iI]carbonil}fenil)-7-(4-metoxifenil)-3H-

imidazo[4,5-b]piridina; 

2-{4-[(4-isopropilpiperazin-I -iI)carbonhl]fenil}-7-(4-metoxifenil)-3H-imidazo[4,5-

b]piridina; 

2-(4-{[(3S)-3-fluoropirrolid in-I -iI]carbonil}fenil)-7-(4-metoxifenil)-3H-imidazo[4 ,5-

b]piridina; 

Clorhid rato de I -{4-[7-(4-metoxifenhl)-3H-imidazo[4, 5-b]pirid in-2-
iljbenzoil}pirrolidin-3-oI; 
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Clorhidrato de 7(3-fluoro-4-metoxifenhI)-2-{4-[(4-metiIpiperaZifl-1 - 

iI)carbonil]fenil}-3H-imidazo[4,5-b]piridina; 

Clorhidrato de 7-(4-isopropoxifenil)-2-{4-[(4-metilpiperazin- I -iI)carbon il]fenil}-3H-

imidazo[4,5- b]piridina; 
Clorhidrato de 7-(4-etoxifenhl)-2-{4-[(4-metilpiperazin-I -iI)carbonil]fenhl}-3H-

imidazo[4,5-bjpi rid ina; 

Clorhidrato de 7-(4-metoxi-2-metilfenil)-2-{4-[(4-metilpiperazin- 1-

iI)carbonil]fenil}-3H-imidazo[4,5-b]piridina; 

7-(4-metoxifenil)-2-{2-[(4-metilpiperazin-I -iI)carbonil]pi rid in-4-iI}-3H-imidazo[4,5-

b]piridina; 

7-(4-metoxifenil)-2-{5-[(4-metilpiperazin-I -iI)carbonil]pindin-3-iI}-3H-imidazo[4,5-

b]piridina; 

Clorhidrato de 7-(2-metoxifenil)-2-[4-(morfolin-4-ilcarbonil)fenil]-3H-imidazo[4,5-

bjpiridina; 

Clorhidrato N-(3-metoxipropil)-4-(7-pi rid in-4-iI-3H-imidazo[4,5-b]pi rid in-2-

iI)benzamida; 

Clorhidrato de 2-{4-[(4-metilpiperazin- I -iI)carbonil]fenil}-7-pi rid in-4-iI-3H-

imidazo[4 ,5-bjpiridina; 

Clorhidrato de 2-{4-[(4-metilpiperazin-I -iI)metil]fenil}-7-piridin-4-iI-3H-

imidazo[4,5-b]piridina; 

Clorhidrato de 4-(2-{4-[(4-metilpiperazin-I -iI)metil]fenhl}-3H-imidazo[4,5-b]piridiri-

7-iI)benzamida; 

Clorhidrato de 7-(4-metoxifenil)-2-{4-[(4-metilpiperazin-I -iI)metil]fen iI}-3H-

imidazo[4,5-b]piridina; 

Clorhidrato de 7-(4-etoxifenil)-2-{4-[(4-metilpiperazin- I -iI)metil]fenil}-3H-

imidazo[4,5-b]piridina; 

Clorhidrato de (4-{2-[4-(morfolin-4-ilmetil)fenil]-3H-imidazo[4, 5-bpirid in-7-

iI}fenil)metanol; 

Clorhidrato de N-metil-4.-{2-[4-(morfolin-4-ilmetil)fen iI]-3H-imidazo[4, 5-b]pirid in-

7-iI}benzamida; 
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Clorhidrato de 2-[4-(morfolin-4-ilmetil)fenil]-7-[4-(pirrolid1n-1 -i Ica rbonil)fenil]-3H-

imidazo[4,5-b]piridina; 

Clorhidrato de 4-{2-[4-(morIolin-4-ilmetil)fenil]-3H-imidazo[4,5-b]pirid in-7-

iI}benzamida; 

Clorhidrato de (4-{2-[4-(morfolin-4-ilmetil)fenhl]-3H-imidazo[4,5-b]pi rid in-7-

il}fenil)acetonitrilo; 

Clorhidrato del Æcido 4-{2-[4-(morfolin-4-ilmetil)fenil]-3H-imidazo[4 , 5-b]piridin-7-

il}benzoico; 

Acido 4,4’-(3H-imidazo[4,5-b]piridin-2,7-diil)dibenz6ico; 

Clorhidrato de 7-[4-(azetidin- I -ilcarbonil)fenil]-2-[4-(morfolin-4-ilmetil)fenil]-3H-

imidazo[4,5- b]piridina; 

Clorhidrato de I -(4-{2-[4-(morfolin-4-ilmetil)fenhl]-3H-imidazo[4, 5-b]piridin-7-

il}fenil)etanona; 

Clorhidrato de 7-(4-metoxifenil)-2-[3-(morfolin-4-ilmetil)fenil]-3H-imidazo[4, 5-

b]piridina; 

Clorhidrato de 7-(4-metoxifenil)-2-{3-[(4-metilpiperazin-I -il)metil]fenil}-3H-

imidazo[4,5-b]pi rid ina; 

7-(4-metoxifenil)-2-fenil-3H-imidazo[4, 5-b]piridina; 

7-(4-metoxifenil)-2-[3-(metilsulfonil)fenil]-3H-imidazo[4, 5-b]pirid ma; 

7-(4-metoxifenil)-2-[4-(metilsulfonil)fenil]-3H-imidazo[4,5-b]pirid ma; - 

7-(4-metoxifenil)-2-(l H-pi rrol-2-il)-3 H-im idazo[4,5-b]pirid ma; 

7-(4-metoxifenil)-2-piridazin-4-il-3H-imidazo[4, 5-b]pirid ma; 

5-[7-(4-metoxifen i l)-3 H-im idazo[4,5-b]pi rid i n-2-il]pi rid i n-2-ca rbon itrilo; 

7-(4-metoxifenil)-2-(6-metilpiridin-3-il)-3H-imidazo[4,5-b]piridina; 

7-(4-metoxifenil)-2-(1 -metilciclopropil)-3H-im idazo[4,5-b]piridina; 

2-(2-furilmetil)-7-(4-metoxifenil)-3H-imidazo[4 , 5-b]piridina; 

2-(butoximetil)-7-(4-metoxifenil)-3H-imidazo[4 ,5-b]pirid ma; 

2-(metoximetil)-7-(4-metoxifenil)-3H-imidazo[4 , 5-b]pirid ma; 

Clorhidrato de 3-[7-(4-metoxifen il)-3 H-im id azo[4,5-b]piridin-2-il]-N-(3-

metoxipropil)benzamida; 
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Clorhidrato de 3-{7-[4-(aminocarbonil)fenhl]-3H-imidazo[4,5-b]pjrjdjn-2-jI}-N-(3-
metoxipropil)benzamida; 

Clorhidrato de 4-{2-[3-(morfolin-4-i Ica rbonil)fenil]-3H-imidazo[4,5-b]piridin-7-

iI}benzamtda; 

Clorhidrato de N-(2-metoxietil)-3-[7-(4-metoxifenil)-3H-imidazo[4,5-b]pi rid in-2-

illbenzamida; 

Clorhidrato de 3-[7-(4-metoxifenil)-3H-imidazo[4,5-b]piridin-2-iIJ-N-(2-pirrolidin-1 - 

iletil)benzamida; 

Clorhidrato de N-(2-cianoetil)-3-[7-(4-metoxifenil)-3H-imidazo[4,5-b]pi rid in-2-

il]benzamida; 

Clorhidrato de 7-(4-metoxifenil)-2-[3-(morfolin-4-i Ica rbonil)fenil]-3H-in, idazo[4,5-

b]piridina; 

Clorhidrato de 7-(4-metoxifenil)-2-{3-[(4-metilpiperazin- I -il)carbonil]fenil}-3H-

imidazo[4,5-b]piridiria; y 

Clorhidrato de 3-[7-(4-metoxifenil)-3H-imidazo[4, 5-b]piridin-2-il]-N-piridin-3-

ilbenzamida; 

como una base libre o una sal farmacØuticamente aceptable, solvato o solvato 

de una sal del mismo. 

28. Una formulaciôn farmacØutica que comprende como ingrediente activo 

una cantidad terapØuticamente efectiva de un compuesto de acuerdo con una 

cualquiera de las reivindicaciones 1 a 27, en asociaciôn con excipientes, 

vehIculos y diluyentes farmacØuticamente aceptables. 

29. Un proceso para preparar un compuesto de formula I, en donde R1, R2, 

R3, R4, R5, Rb, Rc y A son, a menos que se especifique de otra forma, como se 

definieron en reivindicaciôn I, que comprende: 
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(i) La condensaciôn de una diamina VII y un Æcido carboxilico del tipo IX 

para dar un producto del tipo I; 

A Ks 
4 

(Lf.-NH2 
+ 

R3R2 

(ii) El acoplamiento cruzado de un compuesto de formula XI (Q=Cl) o XVI 

(Q=l) con una especie arilo adecuada III para dar un compuesto de formula I; 

I 

(XI):QC1 (1) 

(XVI):Q1 

R’ 

(iii) La transformación de un ester XVII en un compuesto del tipo Ia (I, en 

donde A C(0)NRbRC y R es alquilo) mediante (a) primero, el calentamiento puro 

con una amina XIII a una temperatura en el rango de +180 °C a +220 °C, y (b) 

segundo, despuØs de enfriamiento, agregar un catalizador adecuado y la 

reacción continua a una temperatura en el rango de 0 °C a +20 °C. 
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tb 

H-1((xIff) 

(Ia) 

b 

(iv) La formaciOn de una amida del tipo la realizada mediante la reacciôn de 
un Æcido carboxilico del tipo XVIII con una amina del tipo XIII; 

0 

(v) La transformación de un compuesto del tipo la en un compuesto del tipo 

lb (I, en donde A es C(0)NRbRC) mediante reducciôn; 

R5 R4 

H 
R3 R2RC 

(Ia) 

30. Un compuesto seleccionado de: 

2-(benciloxi)-4-(4-metoxifenil)-3-nitropirid ma; 

4-(4-metoxifenil)-3-nitropiridin-2-amina; 

4-(4-metoxifenil)piridin-2,3-diamina; 

2-(benciloxi)-4-(3-metoxifenil)-3-nitropind ma; 

A 

H 
fee 

R 

(Ib) 
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4-(3-metoxifenil)pi rid in-2,3-diamina; 

4-[7-(4-metoxifenil)-3H-im idazo[4, 5-b]piridin-2-iI]benzoato de metilo; 

4-[7-(3-metoxifenil)-3H-imidazo[4 , 5-b]pirid in-2-iI]benzoato de metilo; 

7-cloro-2-{4-[(4-metilpiperazin-1 -iI)carbonil]fenil}-3H-imidazo[4 , 5-b]piridina; 

7-cloro-2-[4-(piperidin-1 -ilcarbonil)fenil]-31-I-.imidazo[4,5-b]piridina; 

7-(4-metoxifenil)-2-[4-(piperidin-1 -ilcarbonil)fenil]-3H-imidazo[4,5-b]piridina; 

4-(7-cloro-3H-imidazo[4,5-b]piridin-2-iI)-N-(2-morfolin-4-iletU)benzamida; 

4-[7-(4-cianofenhl)-3H-imidazo[4, 5-b]piridin-2-il]benzoato de metilo; 

7-(4-metoxifenil)-2-[4-(morfolin-4-ilcarbonil)fenil]-3H-imidazo[4,5-b]piridina; 

4-[3-(morfolin-4-i Ica rbonil)fenil]-3-nitropirid in-2-amina; a 

4-[3-(morfolin-4-i Ica rbonil)fenil]pi rid in-2,3-diamina; 

4-[3-(morfolin-4-ilmetil)fenil]piridin-2,3-diamina; 

4-{7-[3-(morfolin-4-ilmetil)fenil]-1 H-imidazo[4,5-b]piridin-2-iI}benzOatO de metilo; 

Acido 4-{7-[3-(morfolin-4-ilmetil)fenil]-1 H-imidazo[4,5-b]pindin-2-iI)benzóicO;  

4-(7-yodo-3H-imidazo[4, 5-b]piridin-2-iI)benzoato de metilo; 

4-(7-yodo-3-{[2-(trimetilsilil)etoxi]metil}-3H-imidazo[4 , 5-b]piridin-2-iI)benzoato de 

metilo; 

4(7(3{[(2cianoetiI)amino]carbonhI}fenhI)-3-{[2-(trimetiISiIil)etOXi]metiI}-3H-

imidazo[4,5-b]piridin-2-il)benzoato de metilo; 

Acido 4(7(3{[(2cianoetil)amino]carboniI}feniI)-3-{[2-(trimetiISiIiI)etOXi]metiI}-

3H-imidazo[4, 5-b]piridin-2-iI)benzoico; 

N-(2-cianoetil)-3-(2-[(4-metipiperazin-1 -iI)carbonil]-3-{[2-(trimetilsilil)etoxi]metil}-

3H-imidazo[4,5-b]piridin-7-iI)benzamina; 

4-(7-[3-(benciloxi)fenil]-3H-imidazo[4,5-b]piridin-2-iI)beflZOatO de metilo; 

4(7[3(benciIoxi)feniI]3-{[2-(trimetiIsiliI)etoxi]metiI)-3H-imidaZo[4,5-b]Pi rid ifl-2-

iI)benzoato de metilo; 

Acido 4(7[3-(benciloxi)feniI]-3-{[2-(trimetiIsiIiI)etOXi]metiI}-3H-imdaZO[47 5-

b]piridin-2-iI)benzôico;  

7-[3-(bencdoxi)fenil]-2-{4-[(metilpiperazin-1 -iI)carbonil]fenil}-3-{[2-

(trimetilsilil)etoxi]metil}3H-imidazo[4,5-b]]Piridifla 
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3-(2-{4-[(4-metilpiperazin-1 -il)carbonil]fenil}-3-{[2-(trimetilsilil)etoxi]metil}-3H-

imidazo[4, 5-b]piridin-7-il)fenol; 

b]piridin-2-il)benzoato de metilo; 

Acido 4-(7-[3-(3-hidroxipropil)fenhl]-3-{[2-(trimetilsilil)etoXi]metil}-3H-imidaZO[4, 5-

b]piridin-2-il)benzôico; 

3-[3-(2-(4-metilpiperazin- 1 -iI)carbonil]fenil}-3-{[2-(trimetilsilil)etoxi]metil}-3H-

imidazo[4,5-b]piridin-7-iI)fenhljpropan-1 -01; 

7-[3-(3-metoxipropoxi)fenil]-2-{4-[(4-metilpiperazin-1 -il)carbonil]fenil}-3H-

imidazo[4,5-b]Jpiridina; 

N-{3-[3-(2-{4-[4-metilpiperazin-1 -il)carboniljfenil}-3H-imidazo[4,5-b]piridin-7-

il)fenoxi]propil}acetamida; 

4-[3-(2-(4-[(4-metilpiperazin-1 -iI)carbonil]fenil}-3-{[2-(trmetilsiIiI)etoxi]metil}-3H-

Imidazo[4,5-b]piridin-7-iI)fenoxi]butanonitrilo; 

3-[3-(2-{4-[(4-metilpiperazin-1 -il)carbonillfenhl}-3-{[2-(trimetilsilil)etoxi]metil}-3H-

imidazo[4,5-b]piridin-7-iI)fenoxi]propan- 1-01; 

3-[3-(2-{4-[(4-metilpiperazin-1 -il)carbonil]fenhl}-3-{[2-(trimetilsitil)etoxi]metil}-3H-

imidazo[45-b]piridin-7-il)fenoxi]acetonitrilo; 

6-[7-(4-metoxifenil)-3H-imidazo[4, 5-b]piridin-2-iI]nicotinato de metilo; 

Acido 4-[7-(4-metoxifenil)-3H-imidazo[4, 5-b]piridin-2-ll]benzoico; 

4-[7-(4-metoxifenil)-3H-imidazo[4,5-b]piridin-2-iI]piridin-2-carboxilato de metilo; 

Acido 5-[7-(4-metoxifenil)-3H-imidazo[4,5-b]piridin-2-il]nicotInico; 
Acido 4-(7-yodo-3H-imidazo[4 , 5-b]piridin-2-il)benzoico; 

7-yodo-2-[4-(3-metoxipropil-4-ilcarbonil)fenht]-3H-imidazo[4,5-b]piridina; 
7-cloro-2-{4-[(4-metilpiperazin-1 -il)metil]fenil}-3H-imidazo[4, 5-b]piridina; 

4-{2-[4-(morfotin-4-ilmetil)fenil]-3H-imidazo[4, 5-b]piridin-7-il}benzoato de metilo; 

3-[7-(4-metoxifenil)-3H-imidazo[4, 5-b]piridin-2-il]benzoato de metilo; 

Acido 3-[7-(4-metoxifer,iI)-3H-imidazo[4 , 5-b]piridin-2-il]benzoico; 

rf-4,5-b]piridina; 

3-(3H-imidazo[4,5-b]piridin-2-iI)benzoato de metilo; 
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IMIDAZOPYRIDINE-DERIVATIVES AS INDUCIBLE N0-SYNTHASE INHIBITORS 

Field of application of the Invention 

The Invention relates to novel Imidazopyridine derivatives, which are used In the pharmaceutical 

industry for the production of pharmaceutical compositions. 

Known technical background 

In the German Patent Application DE 2504252 and in the European Patent Application EP 0125756 
3H-1m1dazo[4,5-b]pyrldlne derivatives with anti -ulcer activity are described. 

The International Application WO 0049015 describes pyridine compounds with inhibitory activity on 

the production of nitric oxide. 

Description of the Invention 

It has now been found that the novel aminosulphonyiphenyl-substituted imldazopyildine derivatives, 
which are described in greater details below, have surprising and particularly advantageous properties. 

The Invention thus relates, In a first embodiment (embodiment a), to compounds of formula I 

0 
R5 

.R4 S02-N(RI)R2 
N 

AN:?

 
N 

"J
 

\= 
(I) 

In which 

RI Is hydrogen or 14C-alkyl, 

R2 Is hydrogen or 14C-alkyl, and 

R3 is 14C-alkyl, trifiuoromethyl, or completely or predominantly fluorine-substituted I -4C-alkoxy; 

or in which 

RI is 3-7C-cycloalkyl, phenyl-I -4C-alkyl, hydroxy-24C-alkyl, 14C-aikoxy-2-4C-alkyl, phenyl, 
pyridyl, or RI 1- and/or RI 2-substituted phenyl, in which 

R11 is 14C-alkyl, halogen, I -4C-alkoxy, or mono- or dl-I-4C-alkylamlno, 

R12 is 14C-alkyl or halogen, 

R2 Is hydrogen, hydroxy-2-4C-alkyl, 1-4C-alkoxy-2-4C-alkyl or 14C-alkyl, and 
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R3 is hydrogen, halogen, 1-4C-alkoxy, 1 -4C-alkyl, trifluoromethyl, or completely or predominantly 

fluorine-substituted I -4C-alkoxy 

or in which 

Ri and R2 together and with inclusion of the nitrogen atom, to which they are bonded, form a 

heterocyclic ring Het, in which 

Hat Is a fully saturated or partially unsaturated mono- or fused blcyctic ring or ring system made up 

Of 

a first constituent being a 3-to 7-membered monocyclic fully saturated non-aromatic 

heterocyclic ring B, 

which heterocyclic ring B comprises one to three heteroatoms Independently selected 

from nitrogen, oxygen and sulfur, 

and which heterocyclic ring B is optionally substituted by one or two oxo groups, 

and, optionally, fused to said first constituent, 

a second constituent being a benzene ring, 

and which ring Hat Is optionally substituted by R21 on a ring carbon atom, 

and/or which ring Het Is optionally substituted by R22 on a further ring carbon atom, 

and/or which ring Het is optionally substituted by an ethylenedloxy group, 

and/or which ring Hat is optionally substituted by R23 on a ring nitrogen atom, 

In which 

R21 Is I -40-alkyl, I-4C-alkoxy or phenyicarbonyl, 

R22 is 1 -4C-alkyl or 1-4C-alkoxy, 

R23 is 1 -4C-alkyl, phenyl-1 -4C-alkyl, I -4C-alkylcarbonyl, I -4C-alkoxy-2-4C-alkyl, mono- or di-I -4C-

alkylamino-2-4C-alkyl, phenyl, pyrimidyl, pyridyl, formyl, 3-7C-cycloalkyl, 3-7C-cycloalkylmethyi, 

or R231- and/or R232-substituted phenyl, in which 

R231 is halogen, cyano or 1 -4C-alkyl, 

R232 is halogen or 1 -4C-alkyl, and 

R3 Is hydrogen, halogen, I -4C-alkoxy, 1 -4C-alkyl, trifluoromethyl, or completely or predominantly 

fluorine-substituted I -4C-alkoxy; 

and in which 

R4 is hydrogen, halogen, 1 -4C-alkyl or I -4C-alkoxy, 

R5 is 1 -4C-alkyl, 

A is I -4C-alkylene; 

the salts, N-oxides and the salts of the N-oxides of these compounds. 

The invention relates, in a second embodiment (embodiment b), to compounds of formula I, 

in which 

RI Is hydrogen or I -4C-alkyl, 

R2 is hydrogen or 14C-alkyl, and 

R3 Is 1 -4C-alkyl, trifluoromethyl, or completely or predominantly fluorine-substituted I -4C-alkoxy; 
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or In which 

RI Is 3-7C-cycioalkyi, phenyi-1-4C-alkyl, hydroxy-2-4C-alkyl, I-4C-aikoxy-2-4C-alkyl, phenyl, 

pyridyl, or RI 1- and/or RI 2-substituted phenyl, in which 

R11 Is 1 -4C-alkyl, halogen, I -4C-alkoxy, or mono- or di-1-4C-alkylamino, 

R12 is 1 -4C-alkyl or halogen, 

R2 is hydrogen, hydroxy-2-4C-alkyl, 1-4C-alkoxy-2-4C-alkyl or 1 -4C-alkyl, and 

R3 is hydrogen, halogen, I -4C-alkoxy, 1 -4C-alkyl, trifluoromethyl, or completely or predominantly 

fluorine-substituted I -4C-alkoxy 

or in which 

RI and R2 together and with inclusion of the nitrogen atom, to which they are bonded, form a 

heterocyclic ring Hat, in which 

Het is a 3-to 10-membered saturated or partially saturated heterocyclic ring comprising totally I to 3 

heteroatoms selected from a group consisting of oxygen, sulfur and nitrogen, and optionally 

substituted by R21 on a ring carbon atom and/or by R22 on a further ring carbon atom and/or by 
Th R23 on a ring nitrogen atom, in which 

R21 is I -4C-alkyl, I-4C-alkoxy or phenylcarbonyl, 

R22 Is 1 -4C-alkyl or I-4C-alkoxy, 

R23 is 1 -40-alkyl, phenyl-I4C-alkyl, I-4C-aikylcarbonyl, I-4C-aikoxy-2-4C-alkyl, mono- ordi-1-4C-

alkylamino-24C-aikyl, phenyl, pyrlmldyi, pyridyi, formyl, 3-7C-cycloaikyl, 3-7C-cycioaikyimethyl, 

or R231- andor R232-substituted phenyl, in which 

R231 is halogen, cyano or 1 -4C-alkyl, 

R232 is halogen or 1 -4C-alkyl, and 

R3 is hydrogen, halogen, I-4C-alkoxy, 1 -4C-alkyl, trifluoromethyl, or completely or predominantly 
fluorine-substituted I -4C-alkoxy 

and in which 

R4 Is hydrogen, halogen, 1 -4C-alkyl or I -4C-alkoxy, 

R5 is 1 -4C-alkyl, 

A is1-4C-aJkylene 

the salts, N-oxides and the salts of the N-oxides of these compounds. 

I40-Alkyl is a straight-chain or branched alkyl radical having I to 4 carbon atoms. Examples are the 

butyl, isobutyl, sec-butyl, tert-butyl, propyl, isopropyl, and, particularly, the ethyl and methyl radicals. 

2-4C-Alkyl is a straight-chain or branched alkyl radical having 2 to 4 carbon atoms. Examples are the 

butyl, isobutyl, sec-butyl, tort-butyl, propyl, isopropyl and, particularly, ethyl radical. 

I-4C-Alkylene is a straight chain aikylene radical having I to 4 carbon atoms. Examples which may be 
mentioned in this context are the methylene (-Cl-I2-), ethylene (-Ci-l2-Cl-12-), trimethylene 
(-CH2-CH2-CH2-) and the tetramethyiene (-CH2-CH2-CH2-CH2-) radical. 
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S02-N(R1)R2 

Y�&Ft3 

,R5 

(ill) LL R4 802-N(R1)R2 

X 
N A,,e 

- R3 

Suitably, the Suzuki reaction is carried out as It Is known to the person of ordinary skill In the art and/or 

In a manner as it Is described below and specified by way of example In the following examples or 
analogously or similarly thereto. 

In more detail, the Suzuki reaction mentioned can be carried out in organic solvents alone, for 

example in toluene, benzene, dimethylformamide or in ethereal (e.g. dlmethoxyethane or, in 

particular, dioxane) or alcohol solvents or in a mixture thereof, or preferably In a mixture comprising 

an organic solvent (in particular dioxane) and water, with organic (e.g. triethyiamine) or preferably 

Inorganic base (e.g. potassium hydroxide, thallium hydroxide, sodium bicarbonate, cesium carbonate, 
cesium fluoride or, in particular, potassium carbonate) in the presence of a transition metal catalyst, 

for example, a nickel or, in particular, palladium catalyst (e.g. Pd(OAc)2, PdCl2(PPh3)2 or, in particular, 
Pd(PPh3)4), and, optionally, lithium chloride. The reaction Is carried out at a temperature In the range 

from 200 to 160°C, usually 600 to 130°C for 10 minutes to 5 days, usually 30 minutes to 24 hours. 

Advantageously, the solvents used are degassed and the reaction is carried out under protective gas. 

The Suzuki reaction is for example described In Tetrahedron Left. 1998, 39, 4467, J. Org. Chem. 

1999, 64, 1372 or Heterocycles 1992, 34, 1395. A general review of Suzuki cross-couplings between 

boronic acids and aryl halides can be found in Mlyaura, N; Suzuki, A. Chem. Rev. 1995, 95, 2457. 

Boronic acids or boronic acid esters (e.g. pinacol esters) of formula lii, in which, R2, R3 and Y 

have the meanings given above, are known or can be obtained In an art-known manner or 
analogously or similarly to known compounds. Boronic acid esters (e.g. pinacol esters) of formula Ill 

can be prepared, for example, as described in the following examples starting from phenyl triflates or, 
particularly, phenyl halides, preferably the bromides or Iodides, using e.g. bis(pinacoiato)-dlboron in 

the presence of a transition metal, preferably palladium, catalyst. Optionally the boronic acid esters 

obtained can be Isolated or, preferably, they are generated In situ and used In the subsequent Suzuki 
reaction without isolation. 

Compounds of formula ii, in which R4, R5, X and A have the meanings given above, are obtained as 
exemplarily described In the following examples or shown in the following reaction scheme 2 or 
similarly or analogously thereto. 
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In the Ibilowing reaction scheme 2 the synthesis of compounds of formula II, In which R4, R5 and X 
have the meanings given above and A is ethylene, Is exemplarily described. 

Reaction Scheme 2: 

C.) 

R5 

a.)Monomethyl malonate potassium salt!plperldinNpyrldlne 

b.)HJPdJC (10%) C.) NaOH d.) Polyphosphoric acid 

The carbon chain in 2-position of the compounds of formula VII Is lengthened, for example, by a 
condensation (with a rnalonlc acid derivative) and a subsequent hydrogenation reaction. Alternatively, 
the carbon chain can be lengthened using a Wittig reaction followed by a hydrogenation reaction. 

The methyl 3-(4-(1-4C)-alkoxypyrldln-2-yl)propionate (compound of formula V) or the corresponding 
acid (compound of formula IV), which can be obtained In an art-known manner, are converted with a 
2,3-diamlnopyrldlne derivative (compound of formula Ill) to give the desired compounds of formula ii. 

The synthesis of 4-methoxy-pyridln-2-carbaldehyde (compound of formula VII) Is described for 
example In Ashimori et al, Chem Pharm Bull 38, 2446-2458 (1990). 

Compounds of formula Vii can be also prepared starting from commercially available 4-nitro-2-
plcollne-N-oxlde by exchange of the nitro group by an I -4C-alkoxy group. The resulting 4-(1-4C)-
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I. Compounds of formula I 

0 

S02-N(R1)R2 LNLAN 
- R3 

(I) 
In which 

RI Is hydrogen or 14C--alkyl, 

R2 is hydrogen or 14C-alkyi, and 

R3 is 1 -4C-alkyl, trifluoromethyl, or completely or predominantly fluorine-substituted I -4C-alkoxy 

or In which 

RI Is 3-7C-cycloalkyl, phenyl-I -4C-alkyl, hydroxy-2-4C-alkyl, I-4C-aikoxy-2-4C-alkyl, phenyl, 

pyridyl, or RI 1- and/or RI 2-substituted phenyl, In which 

R11 Is 1 -4C-alkyl, halogen, I -4C-alkoxy, or mono- or di-I-4C-alkylamlno, 

R12 is 1 -4C-alkyl or halogen, 

R2 is hydrogen, hydroxy-2-4C-alkyi, I-4C-alkoxy-2-4C-alkyi or I -4C-alkyl, and 

R3 is hydrogen1 halogen, I-4C-alkoxy, 1 -4C-alkyl, trifluoromethyl, or completely or predominantly 

fluorine-substituted I -4C-alkoxy 

or in which 

RI and R2 together and with inclusion of the nitrogen atom, to which they are bonded, form a 
heterocyclic ring Het, in which 

Het Is a folly saturated or partially unsaturated mono- or fused bicyclic ring or ring system made up 

Of 

a first constituent being a 3-to 7-membered monocydflc fully saturated non-aromatic 

heterocyclic ring B, 

which heterocyclic ring B comprises one to three heteroatoms independently selected 

from nitrogen, oxygen and sulfur, 

and which heterocyclic ring B Is optionally substituted by one or two oxo groups, 

and, optionally, fused to said first constituent, 

a second constituent being a benzene ring, 

and which ring Het Is optionally substituted by R21 on a ring carbon atom, 

and/or which ring Het Is optionally substituted by R22 on a further ring carbon atom, 

and/or which ring Het Is optionally substituted by an ethyienedlóxy group, 
and/or which ring Het is optionally substituted by R23 on a ring nitrogen atom, 
In which 

R21 Is 1 -4C-alkyl, I-4C-alkoxyorphenylcarbonyl, 
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R22R22 Is 1 -4C-alkyl or 1-4C-alkoxy, 

R23 is 1 -4C-alkyl, phenyl-14C-alkyl, I-4C-alkylcarbonyl, 1-4C-alkoxy-2-4C-alkyl, mono- or di-1-4C-

atkylamino-2-4C-alkyl, phenyl, pyrimidyl, pyridyl, formyl, 3-7C-cycloalkyi, 3-7C-cycloalkylmethyl, 

or R231 - and/or R232-substltuted phenyl, In which 

R231 is halogen, cyano or 14C-alkyl, 

R232 is halogen or 1 -4C-alkyl, and 

R3 is hydrogen, halogen, I -4C-alkoxy, 1 -4C-alkyl, trifluoromethyl, or completely or predominantly 
fluorine-substituted I -4C-alkoxy 

and In which 

R4 Is hydrogen, halogen, 1 -4C-alkyl or 1-4C-alkoxy, 

R5 Is 1 -4C-alkyl, 

A Is 1-4C-alkylene; 

the salts, N-oxides and the salts of the N-oxides of these compounds. 

2. Compounds of formula I according to claim I, 

In which 

RI Is hydrogen or 1 -4C-alkyl, 

R2 Is hydrogen or 1 -4C-alkyl, and 

R3 Is 1 -4C-alkyl, trifluoromethyl, or completely or predominantly fluorine-substituted 14C-alkoxy; 
or In which 

RI is 3-7C-cycloalkyl, phenyl-1 -4C-alkyl, hydroxy-2-4C-alkyl, 1-4C-aikoxy-2-4C-alkyl, phenyl, 
pyridyi, or RI I - arid/or RI 2-substituted phenyl, In which 

R11 is 1 -4C-alkyl, halogen, I-4C-alkoxy, ordi-I-4C-alkylamino, 
R12 Is 1 -4C-alkyl or halogen, 

R2 Is hydrogen, hydroxy-2-4C-alkyl, I-4C-alkoxy-2-4C-alkyl or 1 -4C-alkyl, and 
R3 Is hydrogen, halogen, 1 -4C-alkyl, trifluoromethyl, or completely or predominantly fluorine-

substituted I -4C-alkoxy 

or in which 

RI and R2 together and with inclusion of the nitrogen atom, to which they are bonded, form a 
heterocyclic ring Het, in which 

Het Is a fully saturated or partially unsaturated mono- or fused bicyclic ring or ring system made up 
Of 

a first constituent being a 3- to 7-membered monocycllc fully saturated non-aromatic 
heterocyclic ring B, 

which heterocyclic ring B Is piperazine, morpholine, thiomorpholine, homopiperaztne, 
piperidlne, pyrrolidine or azetidine, 
and which heterocyclic ring B is optionally substituted by one or two oxo groups, 

and, optionally, fused to said first constituent, 
a second constituent being a benzene ring, 

and which ring Het Is optionally substituted by R21 on a ring carbon atom, 
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and/or
52-and/or

 which ring Het Is optionally substituted by Rfl on a further ring carbon atom, 

and/or which ring Het Is optionally substituted by an ethylenedloxy group, 

and/or which ring Het is optionally substituted by R23 on a ring nitrogen atom, 

in which 

R21 is 14C-alkyl, I-4C-aikoxy or phenylcarbonyl, 

R22 is 1 -4C-alkyl or I-4C-alkoxy, 

R23 is I -4C-al kyl, phenyl-1-4C-alkyd, I -4C-alkylcarbonyl, I -4C-alkoxy-2-4C-alkyl, phenyl, or R231 - 

and/or 11232-substituted phenyl, in which 

R231 is halogen, cyano or 1 -4C-alkyl, 

R232 is halogen or 1 -4C-alkyl, and 

R3 Is hydrogen, halogen, 1-4C-alkyl, trlfluoromethyl, or completely or predominantly fluorine-

substituted 1-4C-alkoxy, 

and in which 

R4 is hydrogen, or 1 -4C-alkyl, 

R5 Is methyl, 

A is ethylene; 

the salts, N-oxides and the salts of the N-oxides of these compounds. 

3. Compounds of formula I according to claim I, 
In which 

RI Is hydrogen or 1 -4C-alkyl, 
R2 Is hydrogen or 1 -4C-alkyl, and 
R3 is 1 -4C-alkyl, trifluoromeihyl, or completely or predominantly fluorine-substituted I -4C-alkoxy; 
or in which 

RI Is 3-7C-cycloalkyl, phenyl-1 -4C-alkyl, hydroxy-2-4C-alkyl, I-4C-alkoxy-2-4C-alkyl, phenyl, 
pyiidyl, or RI I - and/or RI 2-substituted phenyl, in which 

R11 Is 1 -4C-alkyl, halogen, 1-4C-alkoxy, ordi-I-4C-alkylamino, 
R12 Is 1 -4C-alkyl or halogen, 

R2 is hydrogen, hydroxy-2-4C-alkyl, I-4C-alkoxy-2-4C-alkyl or 1 -4C-alkyl, and 
R3 is hydrogen, halogen, I4C-aikyl, trifluoromethyl, or completely or predominantly fluorine-

substituted I -4C-aikoxy 

or In which 

RI and R2 together and with inclusion of the nitrogen atom, to which they are bonded, form a 
heterocyclic ring Het, in which 

Het is piperidinyl, pyrroildinyl or azetidinyl, or 

morpholinyl, thiomorpholinyl, S-oxo-thlomorphollnyi or S,S-dioxo-thlomorpholinyl, or 
I ,2,3,4-tefrahydrolsoquinollnyl or dl-(I-4C-alkoxy)-I ,2,3,4-tetrahydrolsoquinolinyl, or 
piperidinyl substituted by either ethyleriedioxy or R2I, or 
4N-(R23)-pipere7jnyi or 4N-(R23)-homopiperazlnyi, or 

4N-(H)-1 ,4-dlazepan-5-one-1-yl or 4N-(R23)-I .4-dlaZepan-5-one-1-yI, 
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In which 

R21 is I -4C-alkyi, or phenylcarbonyl, 

R23 is 14C-alkyl, phenyl-1 -4C-alkyl, 1-4C-alkylcarbonyl, 1-40-alkoxy-2-4C-alkyl, phenyl, or R231 -

and/or 11232-substituted phenyl, in which 

R231 Is halogen, cyano or 1 -4C-alkyl, 

R232 Is halogen or 1 -4C-alkyl, and 

R3 is hydrogen, halogen, 1 -4C-alkyl, trifluoromethyl, or completely or predominantly fluorine-

substituted 1-4C-alkoxy 

and In which 

R4 Is hydrogen, or 1 -4C-alkyl, 

R5 Is methyl, 

A Is ethylene; 

the salts, N-oxides and the salts of the N-oxides of these compounds. 

4. Compounds of formula I according to claim I, 

in which 

RI Is hydrogen or 1 -4C-alkyl, 

R2 Is hydrogen or 1 -4C-alkyl, and 

R3 Is 1-4C-alkyl, trifluoromethyl, or completely or predominantly fluorine-substituted I -4C-alkoxy; 
or in which 

Ri is 3-7C-cycloalkyl, phenyl-I 4C-alkyl, hydroxy-2-4C-alkyl, I-4C-alkoxy-2-4C-alkyl, phonyl, 
pyridyl, or RI I- and/or R12-substftuted phenyl, In which 

either 

R11 is I -4C-alkyl, I-4C-alkoxy, or di-I -4C-alkylamino, and 

R12 is halogen, 

or 

R11 is halogen, I -4C-alkoxy, or dI-I -4C-alkylamino, and 

R12 Is 1 -4C-alkyl, 

R2 Is hydrogen, hydroxy-2-4C-alkyl, I-4C-alkoxy-2-4C-alkyl or 1 -4C-alkyl, and 

R3 Is hydrogen; 

or In which 

RI and R2 together and with Inclusion of the nitrogen atom, to which they are bonded, form a 

heterocyclic ring Het, in which 

Het Is piperidinyl, pyrrolidinyl or azetldinyl, or 

morphollnyl, thiomorpholinyl, S-oxo-thlomorphollnyl or S,S-dloxo-thiomorphollnyl, or 

I ,2,3,4-tetrahydrolsoqulnollnyl or df-(1-4C-alkoxy)-I ,2,3,4-tetrahydrotsoqulnollnyl, or 
plperidinyl substituted by either ethylenedloxy or R21, or 

4N-(R23)-plperaz1nyl or 4N-(I-4C-alkyl)-homoplpØrazinyl, or 
4N-(H)-I ,4-dlazepan-5-one-I -yl, 4N-(phenyl-I-4C-alkyl)-I ,4-diazepan-5-one-I-yl or 4N-(I - 
4C-alkyl)-I ,4-diazepan-5-one-1-yI, 
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In which 

R21 is 1 -4C-alkyl, or phenyicarbonyl, 

R23 Is 1 -4C-alkyl, phenyi-14C-alkyl, 14C-alkylcarbonyl, 1-4C-alkoxy-2-4C-alkyl, phenyl, or R231 -
and/or R232-substituted phenyl, In which 

R231 is halogen, cyano or 1 -4C-alkyl. 

R232 Is halogen or 1 -4C-alkyl, and 

R3 is hydrogen, halogen, 1 -4C-alkyl, trifluoromethyl, or completely or predominantly fluorine-

substituted 14C-alkoxy 

and In which 

R4 is hydrogen, or 1 -4C-alkyl, 

R5 is methyl, 

A Is ethylene; 

the salts, N-oxides and the salts of the N-oxides of these compounds. 

5. Compounds of formula I according to claim I, 

In which 

RI Is methyl, 

R2 is methyl, and 

R3 Is methyl, trlfluoromethyl, or trifluoromethoxy; 

or in which 

RI is cyclohexyl, cyctobutyl, cyclopropyl. benzyl, 2-hydroxy-ethyl, 2-methoxy-ethyl, phenyl, pyridyl, 

or RI I- and/or RI 2-substituted phenyl, in which 

either 

R11 is methyl, methoxy, or dimethylamino, and 

R12 is fluorine, 

or 

R11 is fluorine, chlorine, methoxy, or dlmethylamino, and 

RI2 Is methyl, 

R2 is hydrogen, 2-hydroxy-ethyl, 2-methoxy-ethyl, or methyl, and 

R3 Is hydrogen; 

or in which 

RI and R2 together and with inclusion of the nitrogen atom, to which they are bonded, form a 

heterocyclic ring Het, in which 

Het Is pipeiidinyl, pyrrolidinyl or azetidinyl, or 

morpholinyl, thiomorpholinyl, S-oxo-thlomorpholinyl or S,S-dioxo-thiomorphoiinyl, or 

I ,2,3,4-tetrahydrolsoqulnoltnyi, di-rnethoxy-1 ,2,3,4-tetrahydroisoquirioiinyi, or di-ethoxy-

I ,2,3,4-tetrahydroisoqulnollnyl, or 

4,4-ethyienedioxy-piperidlnyl or 4-(R21 )-piperldinyi, or 

4N-(R23)-piperazinyi or 4N-methyl-hornopipera2inyi, or 
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4N-(H)-1 ,4-dlazepan-5-one-I-yI, 4N-benzyl-1 ,4-dlazepan-5-one-1-yl, 4N-methyl-I ,4-

diazepan-5-one-I-yI, or 4N-ethyl-1 ,4-dlazepan-5-one-I-yI, 

in which 

R21 is methyl, or phenylcarbonyl, 

R23 is methyl, ethyl, benzyl, phenethyl, acetyl, 2-methoxy6ethyl, phenyl, or R231- and/or R232-

substituted phenyl, In which 

either 

R231 is chlorine, cyano or methyl, and 

R232 is chlorine, 

or 

R231 Is chlorine, cyano or methyl, and 

R232 is methyl, and 

R3 Is hydrogen, fluorine, chlorine, methyl, trifluoromethyl, or trifluoromethoxy, 

and In which 

R4 Is hydrogen, or methyl, 

R5 Is methyl, 

A is ethylene; 

the sails, N-oxides and the salts of the N-oxides of these compounds. 

6. Compounds of formula I according to claim I, 

In which 

RI is hydrogen or 14C-alkyl, 

R2 is hydrogen or 14C-alkyl, and 

R3 Is 14C-alkyl, trifluoromethyl, or completely or predominantly fluorine-substituted 14C-alkoxy; 

or 

RI is 3-7C-cycloalkyl, phenyl-1 -4C-alkyl, hydroxy-24C-alkyl, I -40-alkoxy-2-4C-aikyl, phenyl, 
pyridyl, or RI I- and/or R12-substltuted phenyl, In which 

R11 is 1 -4C-alkyl, halogen, I-4C-alkoxy, or mono- or dl-I4C-alkylamino, 

R12 is 1 -4C-alkyl or halogen, 

R2 Is hydrogen, hydroxy-2-4C-alkyl, I-4C-aikoxy-24C-alkyl or 1 -4C-alkyl, and 

R3 Is hydrogen, halogen, I -4C-alkoxy, I4C-alkyl, trifluoromethyl, or completely or predominantly 
fluorine-substituted I -4C-aikoxy 

or 

RI and R2 together and with inclusion of the nitrogen atom, to which they are bonded, form a 
heterocyclic ring Het, In which 

I-let is a 3-to 10-membered saturated or partially saturated heterocyclic ring comprising totally Ito 3 
heteroatoms selected from a group consisting of oxygen, sulfur and nitrogen, and optionally 
substituted by R21 on a ring carbon atom and/or by R22 on a further ring carbon atom and/or by 
R23 on a ring nitrogen atom, in which 

R21 Is 1 -4C-alkyl, I -4C-alkoxy or phenylcarbonyl, 
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R22 Is I -40-alkyl or 1-4C-alkoxy, 

R23 Is 14C-alkyl, phenyl-1 -4C-alkyl, 144C-alkylcarbonyi, I -4C-atkoxy-2-4C-alkyl, mono- or dI-1 4C-

aikylamino-2-4C-alkyl, phenyl, pyrimidyl, pyridyl, formyl, 3-7C-cycioalkyl, 3-7C-cycioalkylmethyl, 

or R231 - and/or R232-substituted phenyl, in which 

R231 Is halogen, cyano or 1 -4C-alkyl, 

R232 Is halogen or 1 -4C-alkyl, and 

R3 Is hydrogen, halogen, I -4C-alkoxy, 1 -4C-alkyl, trifluoromethyl, or completely or predominantly 

fluorine-substituted I -4C-alkoxy; 

R4 Is hydrogen, halogen, 1 -4C-alkyl or I -4C-alkoxy, 

R5 Is 1 -4C-alkyl, 

A Is I -4C-aikylene; 

the salts, N-oxides and the salts of the N-oxides of these compounds. 

7. Compounds of formula I according to claim 1, 

In which 

RI is hydrogen or 1 -4C-alkyl, 

R2 is hydrogen or 1 -4C-alkyl, and 

R3 is 1 -4C-alkyl, trifluoromethyl, or completely or predominantly fluorine-substituted I -4C-alkoxy; 

or 

RI is 3-7C-cycloaikyl, phenyl-1 -4C-alkyl, hydroxy-2-4C-alkyl, phenyl, pyrldyl, or RI 1 -and/or RI 2-

substituted phenyl, in which 

either 

R11 is 1 -4C-alkyl, I -4C-alkoxy, or mono- or di-1 -4C-alkylamlno, and 

R12 is halogen, 

or 

R11 is halogen, I -4C-alkoxy, or mono- or di-1-4C-alkylamino, and 

R12 is 1 -4C-alkyl, 

R2 is hydrogen, hydroxy-2-4C-alkyl or 1-4C-alkyl, and 

R3 Is hydrogen, halogen, 1-4C-aikoxy, I -4C-alkyl, trifluoromethyl, or completely or predominantly 
fluorine-substituted I -4C-alkoxy; 

or 

RI and R2 together and with Inclusion of the nitrogen atom, to which they are bonded, form a 

heterocyclic ring Hot, in which 

Hot is optionally substituted by R21 on a ring carbon atom and/or by Rfl on a further ring carbon 
atom and/or by R23 on a ring nitrogen atom and is azetldin-1-yI, pyrrolldin-I-yl, piperazin-I-yl, 
thlomorpholln-4-yl, homoplperldin-1 -yl, homoplperazln-1 -yl, lndolin-I -YIP lsolndolin-I -yl, 1,2,3,4-
tetrahydroqulnolln-2-yl, plperldln-I -yl, morphoiin-4-yI, I ,2,3,4-tetrahydrolsoqulnolln-I -yl, 1,4-
diazepan-5-one-I-yi, or I ,4-dloxa-8-azaspiro[4.5]decan-8-yl, In which 

R21 is 14C-alkyl, I4C-alkoxy or phenylcarbonyl, 

R22 isl-4C-alkoxy, 
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R23 Is I -4C-alkyl, phenyl-I-4C-alkyl, 1-4C-alkylcarbonyl, I-4C-alkoxy-2-40-alkyi, phenyl, or R231 -
and/or R232-substltuted phenyl, In which 

R231 Is halogen, cyano or 1-4C-alkyl, 
R232 is halogen or 1 -4C-alkyl, and 
R3 Is hydrogen, halogen, I4C-aikoxy, 14C-alkyl, trifluoromethyl, or completely or predominantly 

fluorine-substituted 14C-aJkoxr, 

R4 is hydrogen, 

R5 is methyl, 

A Is ethylene: 
the salts, N-oddes and the salts of the N-o,ddes of these compounds. 

8. Compounds of formula I according to claim I, 
in which 

RI Is methyl, 

R2 Is methyl, and 

R3 Is methyl, trifluoromethyl or trffluoromethoxy, 
or 

RI Is cyciohexyl, benzyl, 2-hydroxyethyl, phenyl, pyridyl, or RI I- and/or RI 2-substituted phenyl, In 
which 

either 

R11 is methyl, methoxy or dimethylamino, and 
R12 is chlorine or fluorine, 

or 

R11 is chlorine, fluorine, methoxy or dimethylamino, and 
R12 is methyl, 

R2 is hydrogen or methyl, 

or RI and R2 are both 2-hydroxyethyi, and 
R3 Is hydrogen; 

or 

RI and R2 together and with Inclusion of the nitrogen atom, to which they are bonded, form a 
heterocyclic ring Het, In which 

Het Is piperidln-I-yI, or plperldln-1-yl substituted by R21, In which 
R21 Is methyl or phenylcarbonyl, 

or 

Het Is I ,2,3,4-tetrahydrolsoquinotln-2-yl substituted by R21 and R22, In which 
R21 Is methoxy, 
R22 is methoxy, 

or 

Het is plperazln-I-yI substituted by R23 on 4-N, In which 
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R23 Is methyl, ethyl, benzyh phenethyl, acetyl, 2-methoxyethyl, phenyl, or R231 - and/or R232-

substituted phenyl, In which 

R231 is chlorine, cyano or methyl, 

R232 is chtoririe or methyl, 

or 

Hat Is I ,4-diazepan-5-one-1-yl, or 1 ,4-dlazepan-5-one-1-yI substituted by R23 on 4-N, in which 

R23 is methyl, ethyl or benzyl, 

or 

Het is homopiperazin-1-yl substituted by R23 on 4-N, In which 

R23 is methyl, 

or 

Het is morphoiin-4-yl, azetldln-1-yI, p?rrolidln-1-yI, or I ,4-dioxa-8-azasplro[4.5]decan-8-yI, and 

R3 is hydrogen, fluorine, chlorine, methyl, trifluoromethyl or trifluoromethoxy; 

R4 is hydrogen, 

R5 Is methyl, 

A is ethylene; 

the salts, N-oxides and the salts of the N-oxides of these compounds. 

9. A compound of formula I according to claim I which Is selected from 

1. 2-[2-(4-Methoxypyridin-2-yI)ethyl]-6-[4-(4-methylpiperazln-1 -yl-sulfonyl)-

phenyi]-3H-lmldazo- [4,5-b]pyrid!ne 
2. 2-[2-(4-MethoxypyridIn-2-yl)ethyl]-6-(4-(4-benzylplperazln-1 -yl-sulfonyl)-

phenylJ-31-1-imldazo- F4,5-blpyridlne 
3. 2-[2-(4-Methoxypyridin-2-yl)ethylj-6-[4-(4-phenylpiperazin-1-yl-sulfonyi)-

phenyl]-3H-Imldazo- [4,5-b]pyridlne 
4. 2-[2-(4-Methoxypyiidin-2-yI)ethyl]-6-{4-[4-(4-cyanophenyi)-piperazin-1 -yl-

sulfonylj-phenyl)-3H-Imldazo- [4,5-b]pyrldlne 
5. 2-[2-(4-Methoxypyrldin-2-yI)ethyl]-6-(4-(4-p-tolyI-piperazIn-1-yl-suIfonyl).phenyI).3HlmIdazo 

[4,5-b]pyridlne 

6. 6-4-[4-(2,4-DimethyIphenyl)-pIperazln-1-yl-suifonyiJ-phenyI)-2-
[2-(4-methoxy-pyrldln-2-yl)ethyl]-3H-Imldazo[4,5-b]pyridlne 

7. 6{444-(3,5-DlchIorphenyI)-plperazln-1 -yl-sulfonyl]-phenyl)-2-

[2-(4-methoxy-pyrldin-2-yl)ethyl]-3H-imldazo[4,5-b]pyridine 

8. 6-{4-[4-(2-Methoxy-ethyl)-piperazln-1 -yI-sulfonyl]-phenyl}-2-

(2-(4-methoxy-pyridln-2-yl)ethyl]-3H-imidazo[4,5-bjpyridine 

9. 6-[4-(4.Acetyl-plperazln-I -yl-sulfonyi)-phenyl]-2-

[2-(4-methoxy-pyrldln-2-yl)athyl]-SH-Imldazo[4,6-b]pyrldlne 
10. 2-[2-(4-Methocypyridin-2-yl)ethyl]-6-[4.(morphoIin.4-yI-suIfonyl)-

phenylj-3H-imidazo-[4,5-b]pyridine 
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Como resultado del Examen de Fondo realizado, con fundamento en el ArtIculo 
45 de la Decision 486 de la Comisiôn de la Comunidad Andina, se comunica: 
1. Documentos estudiados 

DescripciOn: 
Reivind icaciones 

Prioridad: 

2. AnÆlisis de la Prioridad 

Folios 33 a 190 
Folios 191 a 223 
Folios 237 a266 
Folios 274 a 303 
SE 0502172-0 

27/Marzo/2008 
27/Marzo/2008 
17/Se ptiembrel2008 
30/Septiembre/2009 
03/Octubre/2005 

I 

* 

Se acepta la reivindicaciOn de Prioridad porque esta solicitud fue prØsentada 
dentro del plazo establecido (Art. 9 D 486) y su contenido tØcnico corresponde 
con el de la prioridad reivindicada. 

3. Objeto de la invenciôn 

TItulo de la solicitud: "Derivados de imidazol [4,5-B] piridina novedosos como 
inhibidores de la glicOgeno sintasa quinasa 3 para uso en el tratamiento de la 
demencia y trastornos neurodegenerativos" 

El problema planteado en esta solicitud consiste en la necesidad de proporcionar 
compuestos inhibidores de la glicOgeno sintasa quinasa 3 ütiles en el tratamiento 
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de la demencia y trastornos neurodegenerativos 

Para resolver este problema tØcnico la solicitud en estudio proporciona 
compuestos de la fOrmula (I), composiciones que los contienen y procesos para 
prepararlos. 

ocx 

El objeto de la presente Solicitud se relaciona con la ClasificaciOn Internacional de 
Patentes (CIP): A61 K31/437; A61K31/551; A61   31/4188; A61P19/08; 
A61 P25/00; A61 P25/28; A61 P3/I 0; C07D471/04. 

4. De la solicitud de patente 

Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT) 

Las reivindicaciones 1-25 no son claras puesto que presentan el tØrmino alquilo 
para algunos de los radicales presentes en los compuestos de la solicitud, sin 
embargo en la descripciOn (folio 65) se afirma que el termino alquilo incluye 
cadena lineal, ramificada y grupos alquilo ciclicos, tal afirmación  puede causar 
confusiOn ya que dicho tØrmino segUn las normas IUPAC no incluye los sistemas 
cIclicos. 

Las reivindicaciones 2 y 3 no son claras porque las dos reivindicaciones son 
iguales y por tanto tienen el mismo alcance. Se sugiere eliminar una de las dos 
reivindicaciones. 

La reivindicación 29 no es clara porque en  la etapa I aparece el radical A, el cual 
luego no aparece en la etapa (ii) y luego en dicha etapa ii es nuevamente 
introducido. Se sugiere corregir las fOrmulas estructurales de los compuestos de 
partida para evitar confusiones. Por otro lado se encuentra inconsistencias entre 
las diferentes etapas, ya que se especifica que RI tiene todos los significados de 
la reivindicaciOn 1, pero luego en la etapa (iii) se limita solamente a CO2R, el cual 
no estÆ incluido en dicha reivindicaciOn. 

La reivindicaciOn 29 no es clara pues en la etapa (ii) se hace referenda a una 
especie arilo adecuado, dicho tØrmino es impreciso por lo cual no permite 
determinar el alcance de la invención, se sugiere definirlo de una manera 
concreta. 

La reivindicaciOn 29 no es clara, ni concisa porque se especifica que Rl tiene 
todos los significados de la reivindicaciOn 1, pero luego en la etapa iv se limita 
solamente a CO2H, el cual posteriormente reacciona con una amina para producir 
una amida que estÆ incluida dentro de los significados de RI. Es decir la 
reivindicaciôn en el preÆmbulo reclama un proceso para producir compuestos de 
la reivindicaciOn 1 y luego presenta etapas en la cuales se limita a aquellos 
compuestos en los cuales R1C(0)NRbRC. Por lo tanto sOlo se tomaran en cuenta 
las etapas I y ii para efectos del anÆlisis de novedad. 
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La reivindicaciOn 29 no se encuentra soportada en la descripciOn porque la etapa 
(v) no se encuentra en el capitulo descriptivo ya que no se encuentra ninguna 
reacciôn de reducción por medic de la cual se produzcan los compuestos de 
formula lb expuestos en la etapa (V) de la reivindicaciôn. 

La reivindicaciôn 29 no es concisa, pues presenta diferentes radicales que 
pueden tener tantos significados, que para poder ser sintetizarlos es necesario 
variar las condiciones de reacciôn y en algunos casos usar grupos protectores, 
por Ic cual se sugiere presentar una adecuada generalizaciOn para dichos 
radicales, de tal manera que se incluyan los compuestos que efectivamente 
fueron sintetizados y que estÆn sustentados en la descripciOn. 

Las reivindicaciones 1 - 26 no son concisas, porque contienen los tØrminos arilo y 
heteroarilo, los cuales son muy amplios y no permiten determinar el alcance de la 
invenciOn, se sugiere reemplazarlos per sustituyentes concretes. 

Las reivindicaciones I y 2 no son concisas porque las definiciones de A y X son 
generos funcionales, se sugiere restringir la solicitud a una razonable 
generalizacion del tipo de compuestos que han sido sintetizados y probados, es 
decir, que se encuentran debidamente sustentados. Ya que de la amplia 
variabilidad de compuestos reivindicados solamente los compuestos de los 
ejemplos 2, 6, 7 y 9 fueron probados, por Ic cual no se puede asegurar que todos 
los compuestos reclamados presenten la misma actividad. 

Los ejemplos mencionan compuestos especIficos en los cuales: 

I 

RADICAL 
AF 

CH, 
IF 0 

(L0 01 

cO 

, 

OH 
0 

, I 

,CF3 
0 0 0110 
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Por lo tanto, se sugiere restringir la solicitud a una razonable generalizacion de 
tales ejemplos. 

S. Unidad de invención (Art 25 D 486) 

La solicitud no cumple con el requisito de unidad de invención porque se refiere a 
3, grupos Inventivos. 

Los grupos Inventivos estÆn definidos por las siguientes caracteristicas 
esenciales: 

1° Compuestos de la formula I 
2° Compuestos intermediarios de sIntesis derivados de nitropiridina 
30 Compuestos intermediarios de sIntesis derivados de diamina 

Los grupos 2° y 3° no poseen el grupo imidazo [4,5-B] piridina que caracteriza a 
los compuestos de la invención. 

Se sugiere presentar las solicitudes divisionales que considere necesarias, 0 
limitar la solicitud inicial a una sola invenciOn, eliminando de ella las otras 
invenciones. 

6. Determinación del estado de la tØcnica 

El estado de la tØcnica se determinO con base en la fecha de presentación de 
la solicitud de prioridad: 3 Octubre 2005 y se encontraron los siguientes 
documentos que anticipan el objeto de esta solicitud: 

I Item Documento TItulo Fecha de PublicaciOn* 

Dl W02005030770 Imidazopyridine-derivatives as 
07/Abril/2005 inducible 

D2 W02005030771 

_NO-synthase_inhibitors  
Imidazopyridine-derivatives as 

07/Abril/2005 inductible_NO-synthase_inhibitors  

Dl 
http://worldwide.espacenet.com/DublicationDetaiIs/bjbI io?CC=WO&N R=2005030770A1 &KC=Al &F 
T= D&date=20050407&DB=EPODQC&locale=en EP d ivu lga compuestos derivados de 
imidazopiridina, Utiles como inhibidores de la NO sintasa y procedimientos para 
prepararlos (paginas 1-3 descripciôn, reivindicaciones 1-8; descripciOn pÆginas 17 
y 18) 
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http://worldwide.espacenet.com/publicationDetails/biblio?DB=EPODOC&I I=O&adia 
cent=true&Iocale=en EP&FT=D&date=20050407&CC=WO&NR=2005030771A1 & 
KC=A1 divulga compuestos derivados de imidazopiridina, Utiles como inhibidores 
de la NO sintasa y procedimientos para prepararlos (descripciôn pÆginas 1,4-12; 
reivindicaciones 1-8) 

7. Examen de patentabilidad (Art 14 D486) 

Novedad (Art 16 D486) 

La reivindicaciOn 1 consiste en un compuesto de la formula I: 

Caracteristicas esenciales Dl D2 

\>�x 

6NS02-N(R1)R2 

0 

’ so,iuin 

N 

jj N N R3 
- R3 N

I 
0) (I) 

A: Fenilo 0 pirid 110 
opcionalmente sustituido con 
UflO 0 mªs CN, CO2H, 
alquilo C16; haloalquilo C1; R3:alquilo C1, trifluorometil R3:Hidr6geno, Halogeno 

halo; S(0)Rm R1:Hidr6geno, alquilo Ci R1:Hidr6geno, alquilo Ci 
R2: HidrOgeno, alquilo C R2: Hidrogeno, alquilo 

Rm: NRbRC R.4: Hidrogeno R4:Hidr6geno 
R5: alquilo C1 R5: alquilo C1 

RbR: se seleccionan 
independientemente de 
hidrogeno, alguilo 01.6  

X: es alquilo C6, CH2Z 

Z: heteroarilo opcionalmente 
sustituido con uno o mÆs 
OR’ 

A: AiquHeno 01-4 A: Alquileno 01-4 
Rk:Alquilo 01.6 o haloalquilo 
opcionalmente sustituidos 
con al menos un ON, oRa, 
NRbRC, C(0) RbRco 
NRbC(0)RC.  

Comparaciôn de las caracteristicas tØcnicas esenciales, con las del estado de la 
tØcnica: 

Las caracterIsticas esenciales de los compuestos de la reivindicaciOn I hablan 
sido divulgadas previamente en Dl, el cual enseæa, compuestos de la fOrmula I, 
los cuales son inhibidores de la NO sintasa (documento Dl paginas 1-3 
descripciOn, reivindicaciones 1-8; descripciOn paginas 17 y 18). 

Las caracterIsticas esenciales de los compuestos de la reivindicación I hablan 
sido divulgadas previamente en D2, el cual enseæa, compuestos de la fOrmula I, 
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dj) 
los cuales son inhibidores de la NO sintasa (Documento D2 descripción 
paginas 1, 4-12; reivindicaciones 1-8). 

En consecuencia, la reivindicación I no es nueva, segUn lo divulgado en los 
documentos Dl y D2. 

La reivindicaciôn 29 consiste en un proceso para preparar un compuesto de la 
formula I: 

CaracterIsticas esenciales D2 
CondensaciOn de una diamina y un Æcido 
carboxilico para dar un producto del tipo I: 

Condensaciôn do una diamina VII y un Æcido 
carboxIlico del tipo IX para dar un producto del 
tipo 1: 

A 

HO,CR 
- -<1ç  

\11 

(VIfl (lX 

& R 

Acoplamiento cruzado do un compuesto do 
formula XI (Q=Cl) o XVI (Q=l) con una especie 
arilo III para dar un compuesto do fOrmula I: Smntesis usando el acoplamiento cruzado do 

Suzuki: 

R R 

R 

B(OB, A 

(; 

4ju

 

& 
R P RR? - 

(XI);Q’C1 
(XVfl Q 1 

(I) 

Donde V es un grupo Æcido borônico o un ester 
do Æcido borOnico 

Las caracterIsticas esenciales del proceso de la reivindicaciOn 29 habIan sido 
divulgadas previamente en Dl el cual enseæa mediante dos esquemas 
(Documento Dl descripciOn pÆginas 10-12) las reacciones que pueden ser 
usadas para producir los compuestos I de la solicitud. 

En consecuencia, la reivindicaciôn I no es nueva, segUn lo divulgado en el 
documento Dl. 

8. Conclusion 

Los requisitos de patentabilidad de la presente solicitud estÆn afectados asi: 
Item Documento Reivindicaciones afectadas Reguisito que afecta 
Dl W02005030770 I y29 Novedad 

1 D2 W02005030771 I Novedad 

En cumplimiento del artIculo 45 de la DecisiOn 486 de la Comisión de la 
Comunidad Andina, se le indica que debe dar respuesta dentro del tØrmino de 
sesenta (60) dIas contados a partir de Ia fecha de notificación de la presente 
comunicaciOn. En caso de no dar respuesta al presente requerimiento, o si a 
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