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 Relatório Descritivo da Patente de Invenção para "COMPOSTOS 

DE BENZIMIDAZOLONA COM ATIVIDADE AGONISTA DO RECEPTOR  

5-HT4". 

Área Técnica 

 A presente invenção refere-se a novos compostos de 5 

benzimidazolona. Estes compostos têm atividade agonista seletiva para o 

receptor 5-HT4. A presente invenção refere-se também a uma composição 

farmacêutica, com um método de tratamento e com uma utilização 

compreendendo os compostos para o tratamento de estados patológicos 

mediados pela atividade do receptor 5-HT4.  10 

Técnica Antecedente 

 De uma maneira geral, os agonistas do receptor 5-HT4 

encontram utilidade no tratamento de uma variedade de doenças tais como 

a doença de refluxo gastroesofágico, doença gastrointestinal, distúrbio da 

mobilidade gástrica, dispepsia não-ulcerosa, dispepsia funcional, síndrome 15 

do intestino irritável (IBS), constipação, dispepsia, esofagite, doença 

gastroesofágica, náusea, doença do sistema nervoso central, doença de 

Alzheimer, distúrbio cognitivo, emese, enxaqueca, doença neurológica, 

dor, distúrbios cardiovasculares, tais como insuficiência cardíaca e arritmia 

cardíaca, diabetes e síndrome de apnéia (Ver TiPs, 1992, 13, 141; Ford A. 20 

P. D. W. et al., Med. Res. Rev., 1993, 13, 633; Gullikson G. W. et al., Drug 

Dev. Res., 1992, 26, 405; Richard M. Eglen et al, TiPS, 1995, 16, 391; 

Bockaert J. Et al., CNS Drugs, 1, 6; Romanelli M. N. et al., Arzheim 

Forsch./Drug Res., 1993, 43, 913; Kaumann A. et al., Naunyn-

Schmiedeberg's. 1991, 344, 150; e Romanelli M. N. et al., Arzheim 25 

Forsch./Drug Res., 1993, 43, 913). De igual modo, a Mosaprida é 

conhecida como sendo útil para o tratamento da diabetes.  

 Seria desejável se fossem proporcionados agonistas do receptor 

5-HT4 que tivessem mais atividades agonistas do receptor 5-HT4.  

 A US5223511 descreve compostos de benzimidazol como 30 

antagonistas do receptor 5-HT4. Em especial, são descritos compostos 

representados pela fórmula seguinte: 
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REIVINDICAÇÕES 

 1. Composto, caracterizado pelo fato de que é selecionado de: 

 N-({1-[(4-hidroxitetrahidro-2H-piran-4-il)metil]piperidin-4-il}metil)-

3-isopropil-2-oxo-2,3-dihidro-1H-benzimidazol-1-carboxamida;  

 N-({1-[(trans-1,4-dihidróxiciclohexil)metil]piperidin-4-il}metil)-3-5 

isopropil-2-oxo-2,3-dihidro-1H-benzimidazol-1-carboxamida;  

 N-({1-[(cis-1,4-dihidróxiciclohexil)metil]piperidin-4-il}metil)-3-

isopropil-2-oxo-2,3-dihidro-1H-benzimidazol-1-carboxamida; e 

 6-flúor-N-({1-[(4-hidroxitetrahidro-2H-piran-4-il)metil]piperidin-4-

il}metil)-3-isopropil-2-oxo-2,3-dihidro-1H-benzimidazol-1-carboxamida, 10 

ou um sal farmaceuticamente aceitável do mesmo. 

 2. Composto ou um sal farmaceuticamente aceitável do mesmo 

de acordo com a reivindicação 1, caracterizado pelo fato de que o sal 

farmaceuticamente aceitável é um cloridrato ou hemiedisilato. 
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