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REIVINDICAÇÕES 

 1 – Compostos caracterizados por compreen-

derem a fórmula (I) 

R
2

R
3

N

R
1

H

NH
2

R
4

 

em que 5 

R
1
 é –C(O)-N(R

5
)R

6
 ou -N(R

5
)R

6
; 

R
2
, R

3
 e R

4
 são, cada um deles, independente-

mente hidrogênio, halogênio, hidroxila, alquila inferi-

or, alcoxila inferior ou alquenila inferior, em que al-

quila inferior, alcoxila inferior e alquenila inferior 10 

podem opcionalmente ser substituídos por alcoxicarboni-

la inferior, arila ou heterociclila; 

R
5
 é hidrogênio, alquila inferior, alquila in-

ferior halogenada ou cicloalquila;  

R
6
 é alquilsulfonila inferior, alquilsulfonila 15 

inferior halogenada, cicloalquilsulfonila, alquilcarbo-

nila inferior, alquilcarbonila inferior halogenada, ci-

cloalquilcarbonila; ou  

R
5
 e R

6
, em conjunto com o átomo de nitrogênio 

ao qual eles estão fixados, formam um anel heterocícli-20 

co saturado ou insaturado de 4, 5, 6 ou 7 elementos 

contendo opcionalmente um outro heteroátomo selecionado 

a partir de nitrogênio, oxigênio e enxofre, sendo o di-
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to anel heterocíclico opcionalmente mono-, di- ou tri-

substituído, independentemente, com alquila inferior, 

alquila inferior halogenada, oxo, dioxo e/ou ciano; e 

os seus sais farmaceuticamente aceitáveis; 

em que o termo “inferior” significa um grupo 5 

que consiste em um a seis átomos de carbono e 

em que o termo “heterocíclico” se refere a um 

resíduo N-heterocíclico saturado ou aromático com 5 ou 

6 elementos, que pode opcionalmente conter um átomo de 

nitrogênio ou oxigênio adicional. 10 

 2 – Compostos, de acordo com a reivindica-

ção 1, caracterizados pelo fato de que R
1
 é –C(O)-

N(R
5
)R

6
. 

 3 – Compostos, de acordo com a reivindica-

ção 1, caracterizados pelo fato de que R
1
 é -N(R

5
)R

6
. 15 

 4 – Compostos, de acordo com qualquer uma 

das reivindicações 1 a 3, caracterizados pelo fato de 

que R
2
, R

3
 e R

4
 são cada um deles independentemente hi-

drogênio, hidroxila ou alcoxila inferior. 

 5 – Compostos, de acordo com qualquer uma 20 

das reivindicações 1 a 4, caracterizados pelo fato de 

que R
2
 é alcoxila inferior. 

 6 – Compostos, de acordo com qualquer uma 

das reivindicações 1 a 5, caracterizados pelo fato de 

que R
3
 é alcoxila inferior. 25 

 7 – Compostos, de acordo com qualquer uma 

das reivindicações 1 a 6, caracterizados pelo fato de 

que R
4
 é hidrogênio. 
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 8 – Compostos, de acordo com qualquer uma 

das reivindicações 1 a 7, caracterizados pelo fato de 

que R
5
 é hidrogênio, alquila inferior ou alquila infe-

rior halogenada. 

 9 – Compostos, de acordo com qualquer uma 5 

das reivindicações 1 a 8, caracterizados pelo fato de 

que R
6
 é alquilsulfonila inferior, alquilcarbonila in-

ferior ou cicloalquilcarbonila. 

 10 – Compostos, de acordo com qualquer uma 

das reivindicações 1 a 9, caracterizados pelo fato de 10 

que R
5
 e R

6
 em conjunto com o átomo de nitrogênio ao 

qual eles estão fixados formam um anel heterocíclico 

saturado ou insaturado de 4, 5, 6 ou 7 elementos, con-

tendo opcionalmente um átomo de enxofre ou um átomo de 

oxigênio como um heteroátomo adicional no anel, sendo o 15 

dito anel heterocíclico opcionalmente mono- ou di-

substituído, independentemente, com alquila inferior 

tal como metila ou etila, alquila inferior halogenada 

tal como fluorometila, oxo, dioxo e/ou ciano. 

 11 – Compostos, de acordo com a reivindi-20 

cação 10, caracterizados pelo fato de que R5 e R6 em 

conjunto com o átomo de nitrogênio ao qual eles estão 

fixados são pirrolidina, pirrolidin-2-ona, 4-metil-

pirrolidin-2-ona, 4-etil-pirrolidin-2-ona, 3-metil-

pirrolidin-2-ona, 5-metil-pirrolidin-2-ona, 4-fluoro-25 

metil-pirrolidin-2-ona, pirrolidina-2-carbonitrila, pi-

peridina, piperidin-2-ona, 4-metil-piperidin-2-ona, 5-

metil-piperidin-2-ona, 5,6-didro-1H-piridin-2-ona, ti-
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azolidin-3-il, 1,1-dioxo-1,2-tiazolidin-2-il, 1,1-dioxo 

[1,2]tiazinan-2-il, azetidina, azepan-2-ona, oxazoli-

din-2-ona, 5-metil-oxazolidin-2-ona, 5-fluorometil-

oxazolidin-2-ona ou [1,3]oxazinan-2-ona. 

 12 – Compostos, de acordo com qualquer uma 5 

das reivindicações 1 a 11, caracterizados pelo fato de 

serem selecionados a partir do grupo que consiste em: 

(RS,RS,RS)-(2-amino-9,10-dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-

hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-il)-pirrolidin-

1-il-metanona, 10 

(RS,RS,RS)-(2-amino-9,10-dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-

hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-il)-tiazolidin-

3-il-metanona, 

(RS,RS,RS)-(2-amino-9,10-dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-

hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-il)-azetidin-1-15 

il-metanona, 

(SS)-1-((RS,RS,RS)-2-amino-9,10-dimetóxi-

1,3,4,6,7,11b-hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolina-3-

carbonil)-pirrolidina-2-carbonitrila, 

1-((RS,RS,RS)-2-amino-9,10-dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-20 

hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-il)-piperidin-2-

ona, 

(–)-(S,S,S)-1-(2-amino-9,10-dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-

hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-il)-piperidin-2-

ona, 25 
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(+)-(R,R,R)-1-(2-amino-9,10-dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-

hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-il)-piperidin-2-

ona, 

1-((RS,RS,RS)-2-amino-9,10-dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-

hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-il)-4-metil-5 

piperidin-2-ona, 

(RS,RS,RS)-1-(2-amino-9,10-dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-

hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-il)-pirrolidin-

2-ona, 

1-((RS,RS,RS)-2-amino-9,10-dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-10 

hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-il)-4-metil-

pirrolidin-2-ona, 

1-((RS,RS,RS)-2-amino-9,10-dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-

hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-il)-4-etil-

pirrolidin-2-ona, 15 

(RS,RS,RS)-1-(2-amino-9,10-dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-

hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-il)-5,6-diidro-

1H-piridin-2-ona, 

1-((RS,RS,RS)-2-amino-9,10-dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-

hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-il)-azepan-2-20 

ona, 

(RS,RS,RS)-3-(1,1-dioxo-1,2-tiazolidin-2-il)-9,10-

dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-hexaidro-2H-pirido[2,1-

a]isoquinolin-2-ilamina, 
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(RS,RS,RS)-3-(1,1-dioxo[1,2]tiazinan-2-il)-9,10-

dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-hexaidro-2H-pirido[2,1-

a]isoquinolin-2-ilamina, 

(S,S,S)-3-(1,1-dioxo-[1,2]tiazinan-2-il)-9,10-

dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-hexaidro-2H-pirido[2,1-5 

a]isoquinolin-2-ilamina, 

(SR)-1-((RS,RS,RS)-2-amino-9,10-dimetóxi-

1,3,4,6,7,11b-hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-

il)-4-metil-pirrolidin-2-ona, 

(RS,RS,RS,RS)-1-(2-amino-9,10-dimetóxi-10 

1,3,4,6,7,11b-hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-

il)-4-metil-pirrolidin-2-ona, 

(R)-1-((S,S,S)-2-amino-9,10-dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-

hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-il)-4-metil-

pirrolidin-2-ona, 15 

(S)-1-((R,R,R)-2-amino-9,10-dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-

hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-il)-4-metil-

pirrolidin-2-ona, 

(S,S,S,S)-1-(2-amino-9,10-dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-

hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-il)-4-metil-20 

pirrolidin-2-ona, 

(R,R,R,R)-1-(2-amino-9,10-dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-

hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-il)-4-metil-

pirrolidin-2-ona, 
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1-((RS,RS,RS)-2-amino-9,10-dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-

hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-il)-4-

fluorometil-pirrolidin-2-ona, 

1-((RS,RS,RS)-2-amino-9,10-dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-

hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-il)-5-metil-5 

piperidin-2-ona, 

(RS,RS,RS)-N-(2-amino-9,10-dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-

hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-il)-

propionamida, 

(RS,RS,RS)-N-(2-amino-9,10-dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-10 

hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-il)-butiramida, 

ácido ((2RS,3RS,11bRS)-2-amino-9,10-dimetóxi-

1,3,4,6,7,11b-hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-

il)-amida ciclopropanocarboxílico, 

(SR)-1-((RS,RS,RS)-2-amino-9,10-dimetóxi-15 

1,3,4,6,7,11b-hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-

il)-4-fluorometil-pirrolidin-2-ona 

(RS,RS,RS,RS)-1-(2-amino-9,10-dimetóxi-

1,3,4,6,7,11b-hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-

il)-4-fluorometil-pirrolidin-2-ona, 20 

(S)-1-((2S,3S,11bS)-2-amino-9,10-dimetóxi-

1,3,4,6,7,11b-hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-

il)-4-fluorometil-pirrolidin-2-ona, 

(R)-1-((2S,3S,11bS)-2-amino-9,10-dimetóxi-

1,3,4,6,7,11b-hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-25 

il)-4-fluorometil-pirrolidin-2-ona, 
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3-((RS,RS,RS)-2-amino-9,10-dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-

hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-il)-oxazolidin-

2-ona, 

3-((2RS,3RS,11bRS)-2-amino-9,10-dimetóxi-

1,3,4,6,7,11b-hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-5 

il)-[1,3]oxazinan-2-ona, 

1-((2RS,3RS,11bRS)-2-amino-9,10-dimetóxi-

1,3,4,6,7,11b-hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-

il)-5-metil-pirrolidin-2-ona, 

3-((2RS,3RS,11bRS)-2-amino-9,10-dimetóxi-10 

1,3,4,6,7,11b-hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-

il)-5-fluorometil-oxazolidin-2-ona, 

1-((2RS,3RS,11bRS)-2-amino-9,10-dimetóxi-

1,3,4,6,7,11b-hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-

il)-3-metil-pirrolidin-2-ona, 15 

3-((2RS,3RS,11bRS)-2-amino-9,10-dimetóxi-1,3,4,6,7, 

11b-hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-il)-5-metil-

oxazolidin-2-ona, 

e os seus sais farmaceuticamente aceitáveis. 

 13 – Compostos, de acordo com qualquer uma 20 

das reivindicações 1 a 11, caracterizados pelo fato de 

serem selecionados a partir do grupo que consiste em: 

(RS,RS,RS)-(2-amino-9,10-dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-

hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-il)-tiazolidin-

3-il-metanona, 25 
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(–)-(S,S,S)-1-(2-amino-9,10-dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-

hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-il)-piperidin-2-

ona, 

1-((RS,RS,RS)-2-amino-9,10-dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-

hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-il)-4-metil-5 

pirrolidin-2-ona, 

(RS,RS,RS)-1-(2-amino-9,10-dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-

hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-il)-5,6-diidro-

1H-piridin-2-ona, 

(S,S,S)-3-(1,1-dioxo-[1,2]tiazinan-2-il)-9,10-10 

dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-hexaidro-2H-pirido[2,1-

a]isoquinolin-2-ilamina, 

(R)-1-((S,S,S)-2-amino-9,10-dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-

hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-il)-4-metil-

pirrolidin-2-ona, 15 

(S,S,S,S)-1-(2-amino-9,10-dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-

hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-il)-4-metil-

pirrolidin-2-ona, 

1-((RS,RS,RS)-2-amino-9,10-dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-

hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-il)-5-metil-20 

piperidin-2-ona, 

(S)-1-((2S,3S,11bS)-2-amino-9,10-dimetóxi-

1,3,4,6,7,11b-hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-

il)-4-fluorometil-pirrolidin-2-ona, 
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(R)-1-((2S,3S,11bS)-2-amino-9,10-dimetóxi-

1,3,4,6,7,11b-hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-

il)-4-fluorometil-pirrolidin-2-ona, 

3-((2RS,3RS,11bRS)-2-amino-9,10-dimetóxi-

1,3,4,6,7,11b-hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-5 

il)-5-metil-oxazolidin-2-ona, 

e os seus sais farmaceuticamente aceitáveis. 

 14 – Processo para a fabricação de compos-

tos de fórmula (I), conforme definido em qualquer uma 

das reivindicações 1 a 13, caracterizado pelo fato de 10 

que o processo compreende converter um composto da fór-

mula A: 

N

NH

R
4

R
2

R
3

R
1

P

A 

em que R
1
, R

2
, R

3
 e R

4
 são conforme definidos na 

reivindicação 1 e P é um grupo de proteção de amina 15 

adequado, 

em um composto da fórmula (I): 
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N

NH
2

R
4

R
2

R
3

R
1

(I) 

em que R
1
, R

2
, R

3
 e R

4
 são conforme definidos na 

reivindicação 1. 

 15 – Composições farmacêuticas caracteri-

zadas pelo fato de compreenderem um composto, conforme 5 

definido em qualquer uma das reivindicações 1 a 13, e 

um veículo e/ou adjuvante farmaceuticamente aceitável. 

 16 – Composições farmacêuticas, de acordo 

com a reivindicação 15, caracterizadas pelo fato de se 

destinarem ao uso para o tratamento e/ou profilaxia de 10 

doenças que estão associadas com DPP-IV. 

 17 – Compostos, de acordo com qualquer uma 

das reivindicações 1 a 13, caracterizados pelo fato de 

se destinarem ao uso como substâncias terapêuticas ati-

vas. 15 

 18 – Uso dos compostos, conforme definidos 

em qualquer uma das reivindicações 1 a 13, caracteriza-

do pelo fato de ser na fabricação de medicamentos para 

o tratamento e/ou profilaxia de doenças que estão asso-

ciadas com DPP-IV. 20 

 19 – Uso dos compostos, conforme definidos 

em qualquer uma das reivindicações 1 a 13, caracteriza-

do pelo fato de ser na fabricação de medicamentos para 
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o tratamento e/ou profilaxia de diabetes, diabetes mel-

litus não dependente de insulina, tolerância à glicose 

prejudicada, doença inflamatória intestinal, colite ul-

cerosa, doença de Crohn, hipertensão, doenças em que um 

agente diurético tem um efeito benéfico, obesidade, 5 

e/ou síndrome metabólica ou proteção de células . 

20 – Composto, de acordo com a reivindica-

ção 1, caracterizado pelo fato de ser diidrocloreto de 

(S)-1-((S,S,S)-2-amino-9,10-dimetóxi-1,3,4,6,7,11b-

hexaidro-2H-pirido[2,1-a]isoquinolin-3-il)-4-10 

fluorometil-pirrolidin-2-ona. 
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