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REIVINDICACIONES

Habiéndose descrito 1la invencidén como antecede, se
reclama como propiedad lo contenido en las siguientes
reivindicaciones:

1. Un agente terapéutico o agente profildctico para
un trastorno gastrointestinal funcional, que comprende un
compuesto de azabencimidazol, o una sal farmacéuticamente
aceptable del mismo, o un solvato del mismo, como  un
ingrediente activo, caracterizado porque el compuesto de

azabencimidazol es un compuesto de la férmula [1]:
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en donde:

R! es un atomo de hidrdégeno o alquilo, o los dos R! se
combinan con el &4tomo de carbono adyacente para formar un
cicloalgquilo de 3 a 7 miembros o un heterociclo no aromatico
que contiene oxigeno;

R’ es un atomo de hidrdégeno, alquilo, cicloalquilo,
alquilo sustituido con ciclocalquilo o alcoxialquilo;

R3 es un atomo de hidrdégeno, alquilo o alcoxialquilo;

R? es piridilo opcionalmente sustituido con uno o dos
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grupos seleccionados del grupo que consiste de alquilo,
trihaloalquilo, alcoxi, ciano y cicloalquilo, o fenilo
opcionalmente sustituido con 1 a 3 grupos seleccionados del
grupo que consiste de trihaloalquilo, haldgeno, alcoxi vy
cicloalquilo;

A es un grupo de la férmula A-1, A-2, A-3, A-4 o A-5:

R11 R11 ‘ R11 R11 R11
SOt =) =0 =0 =0
A-1 A-2 A3 A-4 A5

en donde el enlace en el lado izquierdo de cada grupo se une
a la posicidén 2 del azabencimidazol en la férmula [1], el
enlace en el lado derecho se une a W en la férmula [1], y R
es un grupo seleccionado de un atomo de hidrdégeno, haldgeno,
alquilo, alcoxi y nitro; W es un enlace o un grupo de la

férmula W-1, W-2 o W-3:

R21 0
W-1 W-2 W3

en donde R?!' es un atomo de hidrdégeno o alquilo;

B es un grupo de la férmula B-1, B-2, B-3 o B-4:
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en donde el enlace en el lado izquierdo de cada grupo se une
a W en la férmula [l], el enlace en el lado derecho se une a
Y en la férmula [1], U' es un &tomo de nitrdgeno o CR*Y, U? es
un atomo de nitrégeno o CR*, R* y R*% son cada uno
independientemente un atomo de hidrégeno, alquilo, haldgeno o
un grupo hidroxilo, m y n son cada uno 1, 2 o 3, y R3¥ y R*
son cada uno independientemente un 4tomo de hidrdgeno,
alquilo, halbégeno o alcoxialquilo, o R3 y R*? se combinan con
un atomo de carbono adyacente para formar un puente
alquileno, siempre que R3*' y R*? se sustituyan en cualquier
posicidén sustituible que no sea Ul y U?; y

Y es un atomo de hidrdégeno o un grupo de cualqgquiera

de las férmulas Y-1 a Y-4, Y-11 a Y-16:
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en donde R°!' es alquilo, pes 1, 2 03, gqes 0, 1 0 2, r es 1,
2 o 3, T es 0O, S, SO, o NR° en donde R® es un &tomo de
hidrébgeno o alquilo, s es 0, 1, 2 o 3, y t es 0 o 1, con la

condicidédn de que se seleccione uno de los siguientes casos

(a) cuando W es un enlace,

si B es B-1 o B-2 y U? es un atomo de nitrdgeno,
entonces Y es Y-1, Y-2, Y-3 o Y-4,

si B es B-1 o B-2 y U? es CR* en donde R* es como se
definidé anteriormente, entonces U! es un &tomo de nitrdgeno e
Y es Y-11, Y-12, Y-13, Y-14, Y-15 o Y-16, y

si B es B-3 o B-4, entonces Y es un &tomo de
hidrbégeno;

(b) cuando W es W-1,

si B es B-1, U! es un atomo de nitrdgeno, y U? es un
dtomo de nitrdégeno, entonces Y es Y-1, Y-2, Y-3 o Y-4, vy

si B es B-1, U! es un &tomo de nitrdgeno, y U? es CR*?
en donde R%* es como se definidé anteriormente, entonces Y es
y-11, Y-12, Y-13, Y-14, Y-15 o Y-16;

(c) cuando W es W-2,

si B es B-1 o B-2, U! es un atomo de nitrdgeno y U? es
un atomo de nitrdégeno, entonces Y es Y-1, Y-2, Y-3 o Y-4,

si B es B-1 o B-2, U! es un &tomo de nitrdgeno, y U?
es CR* en donde R* es como se definié anteriormente,

entonces Y es Y-11, Y-12, Y-13, Y-14, Y-15 o Y-16, vy
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si B es B-3 o B-4, entonces Y es un atomo de
hidrbégeno; y

(d) cuando W es W-3,

si B es B-1, U! es CR*' en donde R*' es como se definid
anteriormente, y U? es un &tomo de nitrbgeno, entonces Y es
Y-1, Y-2, Y-3 o Y-4.

2. El1 agente terapéutico o agente profilédctico de
conformidad con la reivindicacidédn 1, caracterizado porque W
es un enlace.

3. El1 agente terapéutico o agente profildctico de
conformidad con la reivindicacidén 1 o 2, caracterizado porque

(1) B es B-1 o B-2, U? es un atomo de nitrdégeno e Y es
Y-1, Y¥Y-2 o Y-3,

(2) B es B-1 o B-2, U? es CR*, e Y es Y-11, Y-12, o

(3) B es B-4 e Y es un atomo de hidrégeno.

4. E1 agente terapéutico o agente profilédctico de
conformidad con la reivindicacidén 3, caracterizado porque R*
es piridilo sustituido con trihaloalquilo vy un grupo
seleccionado del grupo que consiste de alquilo,
trihaloalquilo, alcoxi, ciano y cicloalqguilo.

5. El1 agente terapéutico o agente profilédctico de
conformidad con la reivindicacién 4, caracterizado porque A
es A-4.

6. El1 agente terapéutico o agente profildctico de
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conformidad con cualquiera de las reivindicaciones 1 a b5,
caracterizado porque el compuesto de azabencimidazol es
cualquiera de los siguientes (1) a (15):

(1) Acido [4- (5-{5-[3-fluoro-5-
(trifluorometil) fenil]-7-[{[1l- (metoximetil)ciclobutil]metil}-
(metil)amino]-1H-imidazo[4,5-blpiridin-2-il}pirazin-2-
il)piperazin-1-illacético,

(2) Acido 4-fluoro-1-(5-{5-[3-fluoro-5-
(trifluorometil) fenil]-7-[{[1- (metoximetil)ciclobutil]metil}-
(metil)amino]-1H-imidazo[4,5-b]piridin-2-il}pirazin-2-
il)piperidina-4-carboxilico,

(3) Acido 1-(5-{5-[6-etoxi-5-(trifluorometil) -
piridin-3-1i1]-7-[{[1- (metoximetil)ciclobutil]metil}-
(metil)amino]-1H-imidazo[4,5-b]lpiridin-2-il}pirazin-2-
il)piperidina-4-carboxilico,

(4) Acido 1-(5-{5-[2-etoxi-6-(trifluorometil) -
piridin-4-i1]-7-[{[1- (metoximetil)ciclobutil]metil}-
(metil)amino]-1H-imidazo[4,5-b]lpiridin-2-il}pirazin-2-
il)piperidina-4-carboxilico,

(5) Acido {[1-(5-{5-[2-ciclopropil-6-
(trifluorometil) -piridin-4-i1]-7-[{[1- (metoximetil) -
ciclopentil]lmetil}-(metil)amino]-1H-imidazo[4,5-b]piridin-2-
il}pirazin-2-il)piperidin-4-illoxilacético,

(6) Acido 1-(4-{5-[6-etoxi-5-(trifluorometil) -

piridin-3-i1]-7-[{[1l- (metoximetil)-ciclopentil]metil}-
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(metil)amino]-1H-imidazo[4,5-b]piridin-2-i1}-3-
fluorofenil)piperidina-4-carboxilico,

(7) Acido 1-(5-{5-[2-etoxi-6- (trifluorometil) -
piridin-4-il]-7-[(3-metoxi-2,2-dimetilpropil) (metil)amino]-
l1H-imidazo[4,5-blpiridin-2-il}pirazin-2-il)piperidina-4-
carboxilico,

(8) Acido 1-(5-{5-[6-ciclopropil-5-(trifluorometil)-
piridin-3-il]-7-[{[1-(etoximetil)-ciclopentil]metil}-
(metil)amino]-1H-imidazo[4,5-blpiridin-2-il}pirazin-2-
il)piperidina-4-carboxilico,

(9) Acido 1-(5-{5-[2-etoxi-6-(trifluorometil) -
piridin-4-i1]-7-[{[1- (metoximetil) ciclopentilo]lmetil}-
(metil)amino]-1H-imidazo[4,5-b]piridin-2-il}pirazin-2-
il)piperidina-4-carboxilico,

(10) Acido 3-[4-(5-{5-[6-ciclopropil-5-
(trifluorometil) -piridin-3-i1]1-7-[{[1-
(metoximetil)ciclohexil]metil}-(metil)amino]-1H-imidazo[4,5-
blpiridin-2-il}pirazin-2-il)piperazin-1-il]propanoico,

(11) Acido [4- (4-{5-[6-ciclopropil-5-
(trifluorometil) -piridin-3-1i1]1-7-[{[1- (metoximetil) -
ciclopentil]lmetil}-(metil)amino]-1H-imidazo[4,5-b]piridin-2-
il} -3-fluorofenoxi)piperidin-1-illacético,

(12) Acido 3-[(2S)-4-(5-{5-[6-ciclopropil-5-
(trifluorometil)-piridin-3-i1]1-7-[{[1-

(metoximetil)ciclohexil]metil}-(metil)amino]-1H-imidazo[4,5-
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blpiridin-2-il}pirazin-2-il)-2- (metoximetil)piperazin-1-
il]lpropanoico,

(13) Acido 3-[(3R)-4-(5-{5-[6-ciclopropil-5-
(trifluorometil)-piridin-3-11]1-7-[{[1l-(etoximetil) -
ciclopentil]metil}-(metil)amino]-1H-imidazo[4,5-b]lpiridin-2-
il}pirazin-2-il)-3-metilpiperazin-1l-il]propanoico,

(14) Acido 3-[(3R)-4-(5-{5-[2-ciclopropil-6-
(trifluorometil)-piridin-4-i1]1-7-[{[1-
(metoximetil)ciclohexil]metil}-(metil)amino]-1H-imidazo[4, 5-
blpiridin-2-il}pirazin-2-il) -3-metilpiperazin-1-
il]lpropanoico, vy

(15) Acido 3-[(3R) -4-(5-{5-[6-ciclopropil-5-
(trifluorometil) -piridin-3-11]1-7-[{[1- (metoximetil) -
ciclopentil]metil}-(metil)amino]-1H-imidazo[4,5-b]lpiridin-2-
il}pirazin-2-il)-3-metilpiperazin-1-il]propanoico.

7. E1 agente terapéutico o agente profilédctico de
conformidad con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 6,
caracterizado porque el trastorno gastrointestinal funcional
es el sindrome del intestino irritable (IBS).

8. El1 agente terapéutico o agente profildctico de
conformidad con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 6,
caracterizado porque el trastorno gastrointestinal funcional
es estrefiimiento funcional.

9. Un agente terapéutico o agente profildctico para

xerostomia, que comprende un compuesto de azabencimidazol, o
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una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o un solvato
del mismo, como un ingrediente activo, caracterizado porque
el compuesto de azabencimidazol es un compuesto de la férmula

[1]:

R2 R3

\Ya/i?<f:\N,’ H
RTR' _L_ N |
RS N N
{1]

en donde:

R! es un atomo de hidrdégeno o alquilo, o los dos R! se
combinan con el &4tomo de carbono adyacente para formar un
cicloalguilo de 3 a 7 miembros o un heterociclo no aromatico
que contiene oxigeno;

R?> es un atomo de hidrdégeno, alquilo, cicloalquilo,
alquilo sustituido con cicloalquilo o alcoxialquilo;

R3 es un atomo de hidrdégeno, alquilo o alcoxialquilo;

R* es piridilo opcionalmente sustituido con uno o dos
grupos seleccionados del grupo que consiste de alquilo,
trihaloalquilo, alcoxi, ciano vy cicloalquilo, o fenilo
opcionalmente sustituido con 1 a 3 grupos seleccionados del
grupo que consiste de trihaloalgquilo, haldgeno, alcoxi vy
cicloalquilo;

A es un grupo de la férmula A-1, A-2, A-3, A-4 o A-5:
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R11 R11V R11 R11 11
Ot =Ko =0 =0 =0
A-1 A-2 A-3 A-4 A-5

en donde el enlace en el lado izquierdo de cada grupo
se une a la posicidén 2 del azabencimidazol en la férmula [1],
el enlace en el lado derecho se une a W en la férmula [1], vy
R es un grupo seleccionado de un A&tomo de hidrdégeno,
haldégeno, alquilo, alcoxi y nitro; W es un enlace o un

grupo de la férmula W-1, W-2 o W-3:

R21 0
S .
W-1 W-2 W3

en donde R?! es un atomo de hidrdgeno o alquilo;

B es un grupo de la férmula B-1, B-2, B-3 o B-4:

"\ 4 0 Ko
ol et N =t OO X
/ N\ O—N
n R31 Srf‘
B-1 B-2 B-3 B-4

en donde el enlace en el lado izquierdo de cada grupo

se une a W en la férmula [1], el enlace en el lado derecho se
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une a Y en la férmula [1], U! es un atomo de nitrdgeno o CR?I,
U? es un &tomo de nitrdégeno o CR*?, R* y R* son cada uno
independientemente un atomo de hidrdégeno, alquilo, haldgeno o
un grupo hidroxilo, m y n son cada uno 1, 2 o 3, y R3 y R¥*
son cada uno independientemente un Atomo de hidrébgeno,
alquilo, haldgeno o alcoxialquilo, o R3 y R3 se combinan con
un atomo de carbono adyacente para formar un puente
alquileno, siempre que R3*' y R*? se sustituyan en cualquier
posicidén sustituible que no sea U' y U?; y

Y es un atomo de hidrdégeno o un grupo de cualquiera

de las férmulas ¥Y-1 a ¥Y-4, Y-11 a Y-16:

COOH 0 b #yCOOH
\Hp ,,_IL/I\H,COOH “s”vcc)OH " ;NN e

Y-1 Y2 Y-3 Y4 Y11
O. O H
£, X 0 o 0
PN ,S N- Ne”
I-tocook  wTNTMe g W §\N/YCOOH M)\N,S\Me
H N H FF H
Y-12 Y-13 Y-14 Y15 Y-16

en donde R>' es alquilo, pes 1, 2 o 3, ges 0, 1 o 2,
res l, 2 o3, Tes O, S, SO, o NR°® en donde R® es un &atomo
de hidrégeno o alquilo, s es 0, 1, 2 o 3, vy t es 0 o 1, con

la condicién de que se seleccione uno de los siguientes casos

(a) cuando W es un enlace,
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si B es B-1 o B-2 y U? es un atomo de nitrdgeno,
entonces Y es Y-1, Y-2, Y-3 o Y-4,

si B es B-1 o B-2 y U? es CR* en donde R* es como se
definidé anteriormente, entonces U! es un atomo de nitrdgeno e
Y es Y-11, Y-12, Y-13, Y-14, Y-15 o Y-16, y

si B es B-3 o B-4, entonces Y es un &tomo de
hidrbégeno;

(b) cuando W es W-1,

si B es B-1, U! es un atomo de nitrégeno, y U? es un
dtomo de nitrdégeno, entonces Y es Y-1, Y-2, Y-3 o Y-4, vy

si B es B-1, U! es un &tomo de nitrdgeno, y U? es CR*?
en donde R%* es como se definidé anteriormente, entonces Y es
Y-11, vY-12, Y-13, Y-14, Y-15 o Y-16;

(c) cuando W es W-2,

si B es B-1 o B-2, U! es un atomo de nitrdgeno y U? es
un atomo de nitrdégeno, entonces Y es Y-1, Y-2, Y-3 o Y-4,

si B es B-1 o B-2, U! es un &tomo de nitrdégeno, y U?
es CR* en donde R* es como se definidé anteriormente,
entonces Y es Y-11, Y-12, Y-13, Y-14, Y-15 o Y-16, vy

si B es B-3 o B-4, entonces Y es un atomo de
hidrbégeno; vy

(d) cuando W es W-3,

si B es B-1, U! es CR* en donde R* es como se definid
anteriormente, y U? es un atomo de nitrdégeno, entonces Y es

Y-1, Y-2, Y-3 o Y-4.
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10. El1 agente terapéutico o agente profilactico de
conformidad con la reivindicacidédn 9, caracterizado porque W
es un enlace.

11. El1 agente terapéutico o agente profilactico de
conformidad con la reivindicacién 9 o 10, caracterizado
porque

(1) B es B-1 o B-2, U? es un atomo de nitrbégeno e Y es
Y-1, Y-2 o Y-3,

(2) B es B-1 o B-2, U? es CR%*, e Y es Y-11, Y-12, o

(3) B es B-4 e Y es un atomo de hidrdgeno.

12. El1 agente terapéutico o agente profildctico de
conformidad con la reivindicacién 11, caracterizado porque R*
es piridilo sustituido con trihaloalquilo vy un grupo
seleccionado del grupo que consiste de alquilo,
trihaloalquilo, alcoxi, ciano y cicloalqguilo.

13. El1 agente terapéutico o agente profilédctico de
conformidad con la reivindicacién 12, caracterizado porque A
es A-4.

14. E1 agente terapéutico o agente profilédctico de
conformidad con cualquiera de las reivindicaciones 9 a 13,
caracterizado porque el compuesto de azabencimidazol es
cualgquiera de los siguientes (1) a (15):

(1) Acido [4- (5-{5-[3-fluoro-5-

(trifluorometil) fenil]-7-[{[1l- (metoximetil)ciclobutil]metil}-
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(metil)amino]-1H-imidazo[4,5-b]lpiridin-2-il}pirazin-2-
il)piperazin-1-illacético,

(2) Acido 4-fluoro-1-(5-{5-[3-fluoro-5-
(trifluorometil) fenil]-7-[{[1l- (metoximetil)ciclobutil]metil}-
(metil)amino]-1H-imidazo[4,5-blpiridin-2-il}pirazin-2-
il)piperidina-4-carboxilico,

(3) Acido 1-(5-{5-[6-etoxi-5- (trifluorometil) -
piridin-3-il1]-7-[{[1- (metoximetil)ciclobutil]metil}-
(metil)amino]-1H-imidazo[4,5-blpiridin-2-il}pirazin-2-
il)piperidina-4-carboxilico,

(4) Acido 1-(5-{5-[2-etoxi-6-(trifluorometil) -
piridin-4-i1]-7-[{[1- (metoximetil)ciclobutil]metil}-
(metil)amino]-1H-imidazo[4,5-b]piridin-2-il}pirazin-2-
il)piperidina-4-carboxilico,

(5) Acido {[1-(5-{5-[2-ciclopropil-6-
(trifluorometil) -piridin-4-i1]1-7-[{[1- (metoximetil) -
ciclopentil]metil}-(metil)amino]-1H-imidazo[4,5-b]lpiridin-2-
il}pirazin-2-il)piperidin-4-iljoxi}acético,

(6) Acido 1-(4-{5-[6-etoxi-b-(trifluorometil) -
piridin-3-1i1]-7-[{[1- (metoximetil)-ciclopentil]metil}-
(metil)amino]-1H-imidazo[4,5-b]lpiridin-2-i1}-3-
fluorofenil)piperidina-4-carboxilico,

(7) Acido 1-(5-{5-[2-etoxi-6-(trifluorometil) -
piridin-4-il1]-7-[ (3-metoxi-2,2-dimetilpropil) (metil)amino]-

1H-imidazo[4,5-b]lpiridin-2-il}pirazin-2-il)piperidina-4-
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carboxilico,

(8) Acido 1-(5-{5-[6-ciclopropil-5-(trifluorometil)-
piridin-3-il1]-7-[{[1-(etoximetil)-ciclopentil]metil}-
(metil)amino]-1H-imidazo[4,5-blpiridin-2-il}pirazin-2-
il)piperidina-4-carboxilico,

(9) Acido 1-(5-{5-[2-etoxi-6-(trifluorometil) -
piridin-4-il]-7-[{[1- (metoximetil) ciclopentilo]lmetil}-
(metil)amino]-1H-imidazo[4,5-blpiridin-2-il}pirazin-2-
il)piperidina-4-carboxilico,

(10) Acido 3-[4-(5-{5-[6-ciclopropil-5-
(trifluorometil) -piridin-3-i1]1-7-[{[1-
(metoximetil)ciclohexil]metil}-(metil)amino]-1H-imidazo[4, 5-
blpiridin-2-il}pirazin-2-il)piperazin-1-il]propanoico,

(11) Acido [4- (4-{5-[6-ciclopropil-5-
(trifluorometil) -piridin-3-1i1]1-7-[{[1- (metoximetil) -
ciclopentil]metil}-(metil)amino]-1H-imidazo[4,5-b]lpiridin-2-
il} -3-fluorofenoxi)piperidin-1-illacético,

(12) Acido 3-[(2S)-4-(5-{5-[6-ciclopropil-5-
(trifluorometil)-piridin-3-i1]1-7-[{[1-
(metoximetil)ciclohexil]metil}- (metil)amino]-1H-imidazol[4,5-
blpiridin-2-il}pirazin-2-il)-2- (metoximetil)piperazin-1-
il]lpropanoico,

(13) Acido 3-[(3R) -4-(5-{5-[6-ciclopropil-5-
(trifluorometil) -piridin-3-i1]-7-[{[1- (etoximetil) -

ciclopentil]lmetil}-(metil)amino]-1H-imidazo[4,5-b]piridin-2-



10

15

20

25

16

il}pirazin-2-il) -3-metilpiperazin-1l-il]propanoico,

(14) Acido 3-[(3R)-4-(5-{5-[2-ciclopropil-6-
(trifluorometil)-piridin-4-i1]1-7-[{[1-
(metoximetil)ciclohexil]metil}-(metil)amino]-1H-imidazo[4,5-
blpiridin-2-il}pirazin-2-il)-3-metilpiperazin-1-
il]lpropanocico, y

(15) Acido 3-[(3R)-4-(5-{5-[6-ciclopropil-5-
(trifluorometil)-piridin-3-i1]-7-[{[1- (metoximetil) -
ciclopentil]metil}-(metil)amino]-1H-imidazo[4,5-b]lpiridin-2-

il}pirazin-2-il)-3-metilpiperazin-1-il]propanoico.



