&

1
CAVELIER ABOGADOS COLO 09266-841-023-3 e
124423- -0000
SUPERINTENDENCIA Adt 320 CTOINFORMAGION  Folios: 27
D Correccion de Error Material Modificacion a una solicitud

SUPERINTENDENCIA OE INDUSTRI‘AY COMERCIO
§ AR
1 1 o.10- ] .
ey omerdl o L 1070 D RS
FORMULARIO UNICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES
O SOLICITUD DE:
Nombre: MERCK PATENT GMBH
Sociedad constituida y existente bajo las leyes de

Alemania.
SOLICITANTE - IDENTIFICACION
Direccion: Frankfurter Strasse 250,
64293 Darmstadt C.C. a NIT O
Alemania C.E. O Otro O
Domicilio: Darmstadt, NUumero:
Alemania
Teléfono: 546 09 70 Fax: 2494070
E-mail: clientes@cavelier.com
@ Nombre: LUZ CLEMENCIA DE PAEZ IDENTIFICACION
Direccién: Carrera 42. No. 72-35
Teléfono: 347 36 11 C.C NIT o
REPRESENTANTE |, 21186 50 CE. ] Otro ]
O APODERADO . . ,
E-mail: clientes@cavelier.com Cual
Domicilio: Bogota, Colombia.

Numere 35456344 T. P. 23.555

Numero de expediente: 10.124.423

Descripcion de la correccién o modificacion solicitada:
Presento nuevo capitulo reivindicatorio compuesto por 13 reivindicaciones y saolicita respetuosamente

OO

a Su Despacho realizar el estudio de patentabilidad de la presente solicitud de patente sobre estas

nuevas reivindicaciones presentadas.

Comprobante de pago No. 11-1628 Fecha: 11 de enero de 2011

Anexos

Qo

OO0 OE

Comprobante de pago de la tasa por $118.000, por concepto de modificaciones.

Comprobante de pago por  reivindicaciones adicionales después de la décima
reivindicacién por

Poderes, si fuere el caso

Documento que acredita la existencia y representacién legal de las partes, cuando sean
personas juridicas.

NOMBRE: LUZ CLEMENCIA DE PAEZ FIRMA: Ve Flo ey a,.0E e 2
C.C. 35.456.344 de Usaquén T.P.A. 23.555

ASA




REIVINDICACIONES

1. Un compuesto de la férmula (I)
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en la que:

R' denota H, A, OA, OH, Hal, NO,, COCA, COOCH, CHO, COA, COG-
NH,, CONHA, CONA,, CN, S0A, SO;NH,, Ar o Het,

R?’, R® denotan cada uno, de modo independiente entre si, Ar
o Het,

Ar denota fenilo, naftilo, cada unc de los cuales no esté
sustituido o estd mono-, di-, tri-, tetra- o pentasustituido
con A, Hal, CA, OH, CHO, CQA, NH,, NHAR, NA,, NO,, COQA, COOCH,
CONH,, CONA, CONA,, S0A, CN, C(=NH}NH,, C(=NH)NHOH y/o Het,
Het denota un heterociclo insaturado o aromitico mono- © bi-
ciclico que tiene de 1 a 4 &tomos de N, © y/o S, que puede
estar mono-, di- o trisustituido con Hal, A, Ar', OA, OCH,
CHC, COA, COOH, COQA, CN, NO., NH;, NHA, NA,, CONH,, CONHA
y/o CONA;,

A denota alquilo no ramificado o ramificado que tiene 1-10
atomos de C, en los que 1-7 Atomos de H pueden estar reem-
plazados por OH, F, Cl y/o Br, o denota cicloalquilo que
tiene 3-7 atomos de C,

Hal denota F, Cl, Br e I,



Y sus derivados, sales, solvatos y estereoisémeros farmacéu-
ticamente aceptables, incluyendo sus mezclas en todas las
proporciones,

excluyendo 1los compuestos de la férmula (I) en los que

- R! = H; R* = fenilo; R?:= 3-metoxifenilo
- R* = H; R* = R’ = fenilo
- R' = H, R? = fenilo, R® = 2-tiazoilo.
2.. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1,
en donde

R* denota H, A, Hal, COOA, COOH, CONH;, CONHA, CONA;, CN,
SO,A, SO,NH; o fenilo,
Y sus sales y estereoisbmeros farmacéuticamente aceptables,
incluyendo sus mezclas en todas las proporciones.

3. Un compuesto de acuerde con la rei&indicacién 1
6 2, en donde
R’ denota fenilo, naftilo, cada uno de los cuales no estd
sustituido o est& monc-, di-, tri-, tetra- o pentasustituldo
con A, Hal, QA, OH, COOA, COOH, CONH;, CONA, CONA; y/0 SOA ©
denota Het,
Y Sus sales y estereoisbmeros farmacéuticamente aceptables,
incluyendo sus mezclas en todas lags proporciones.

4. Un compuesto de acuerdo con una © varias de las
reivindicaciones 1-3, en donde
R* denota fenilo, naftilo, cada uno de los cuales no esta

sustituido o estd mono-, di-, tri-, tetra- o pentasustituido



con A, Hal, OA, OH, NH;, NHA, NA,, COOA, COCH, CONH;, CONA,
CONA,, S0.A, CN, C (=NH) NH, y/o C (=NH) NHOH
© denota Het,
Yy sus sales y estereocisémeros farmacéuticamente aceptables,
incluyendo sus mezclas en todas las proporciones.

5. Un compuesto de acuerdoc con una o varias de las
reivindicaciones 1-4, en donde
Het denota un heterociclo aromatico mono- o biciclico que
tiene de 1 a 4 atomos de N, O y/o 8,
Y sus sales y estereoisOmeros farmacéuticamente aceptables,
incluyendo sus mezclas en todas las proporciones.

6. Un compuesto de acuerdo con una © varias de'las
reivindicaciones 1-5, en deonde
Het denota piridilo, pirimidinilo, furanilo, isoxazolilo,
imidazolile, pirazolilo, oxazolilo, pirrolilo, tiazolilo,
isotiazolilo, tienilo, triazolilo, tetrazolilo, indolilo,
bencimidazolilo o indazolilo,
Y sus sales y estereolsdmeros farmacéuticaménte aceptables,
incluyende sus mezclas en todas las proporciones.

7. Un compuesto de acuerdo con una o varias de las
reivindicaciones 1-6, en donde
A denota alguilo no ramificado o ramificado que tiene 1-10
atomos de C, en los que 1-7 Atomos de H pueden estar reem-
plazados por OH, F, C1 y/o Br,

Y sus sales y esterecisbmeros farmacéuticamente aceptables,



incluyendo sus mezclas en todas las proporciones.

8. Un compuesto de acuerdo con una o varias de las
reivindicaciones 1-7, en donde
R' denota H, A, Hal, CQOA, COOH, CONH;, CONHA, CONA;, CN,
S0O,A, SO;NH; o fenilo,
R? denota fenilo, naftilo, cada uno de los cuales no esta
sustituido o estd mono-, di-, tri-, tetra- o pentasustituido
con A, Hal, OA, OH, COOA, COOH, CONH;, CONA, CONA; y/0o S0A ©
denota Het,
R? dencota fenilo, naftilo, cada unc de los cuales no estd
sustituido o est& mono-, di-, tri-, tetra- ¢ pentasustituido
con A, Hal, OA, OH, NH,, NHA, NA,, COCA, COCH, CONH,, CONA,
CONA,, SO;A, CN, C(=NH)NH, y/o C{(=NH)NHOH o denota Het,
Het denota un heterocicle aromidtico mono- o biciclico que
tiene de 1 a 4 &tomos de N, O y/o S,
A  denota alguilo no ramificadb o ramificado que tiene 1-10
Atomos de C, en los que 1-7 &dtomos de H pueden estar reem-
plazados por OH, F, Cl y/o Br,
Hal denocta F, Cl, Br.o I,
y sus sales y estereoisbdmeros farmacéuticamente aceptables,
incluyendo sus mezclas en todas las proporciones. '

9. Compuestos de acuerdo con la reivindicacion 1,
seleccionados del grupo
3,5-difenil-4-hidroxi-2-metil-6,7-dihidro-tienol2,3-

blpiridin-6-cna,



3,s—difenil—Q-hidroxi—6—0;0-6,7-dihidro—tieno[2,3wb]piridin—
2-carboxilatc de metilo,
3,5-difenil-4-hidroxi-6-oxo~6,7-dihidro-tieno[2,3-b]piridin-
2-carboxilato de etilo,

cido 3,5-difenil-4-hidroxi-6-oxo-6,7-dihidro-tieno[2,3~

bl piridin-2-carboxilico,

3, 5-difenil-4-hidroxi-N-metil-6-oxo-6,7-dihidro-tieno (2,3~
blpiridin-2-carboxamida,
3,5~difenil-4~hidroxi-2~hidroximetil-6, 7-dihidro-tieno[2,3-
b] piridin-é6-ona,
4-hidroxi—2,3,S—trifenil-s,Tadihidro-tieno[2,3-b]piridin-6~
ona, |
3,5-difenil-4-hidroxi-6-oxo-6, 7-dihidro-tieno{2,3-blpiridin-
carboxamida,

3,5-difenil-4~-hidroxi-2-metilsulfonil-6, 7-dihidro-tieno{2,3-
b]lpiridin-6-ona,
2-¢iano-3,5-difenil-4-hidroxi-6,7-dihidro-tieno (2, 3-
blpiridin-6-ona,

4-hidroxi-5- (2-hidroxifenil)-3-fenil-2-metil-6,7-dihidro-~
tieno[2,3-blpiridin-é-ona,

4-hidroxi-5- (2-metoxifenil)-3-fenil-6,7-dihidro-tienc[2, 3~
blpiridin-6-ona,

2~cloro-4-hidroxi-5- (2-metoxifenil)-3-fenil-6, 7-dihidro-
tieno[2,3-b]lpiridin-é-ona,

2—cloro-4~hidroxi-5w(2—hidroxifenil)—3—feni1—6,7—dihidro“



tieno{2,3~b]lpiridin-6-ona,

2-cloro-4-hidroxi-S- (2-benciloxifenil) -3-fenil-6,7-dihidro-
tieno[2,3-b]piridin-é-ona,

4-hidroxi-3-fenil-$- (piridin-4-il)-2-metil-6,7-dihidro-
tieno[2,3-blpiridin-6-ona,
4—hidroxi-3-fenil—5—(piridin~3—il)-6,7-dihidro-tieno[2,3*
blpiridin-6-ona,

4-hidroxi-5- (4-metoxifenil)-3-fenil-6, 7-dihidro-~tieno(2,3-
blpiridin-6-ona,

2-cloro-4-hidroxi-5- (4-metoxifenil)-3-fenil-6,7-dihidro-
tienol[2,3-blpiridin-6-ona,
4-hidroxi-5-{4-hidroxifenil)-3-fenil-6,7-dihidro-tieno[2,3-
blpiridin-6é-cna,
2-cloro-4-hidroxi~5-(4-hidroxifenil)-3-fenil-6,7~dihidro-
tieno[2,3«b]piridin-6-ona,

4-hidroxi-5- (4-cianofenil)-3-fenil-6,7-dihidro-tieno (2,3~
blpiridin-6-ona,

4-hidroxi-5- (4-dimetilaminofenil)-3-fenil-§, 7-dihidro-
tieno[2,3~b]lpiridin-6-ona,
4-hidroxi-S-{4-metoxifenil)-2-metil-3-fenil-6,7-dihidro-
tieno (2, 3-blpiridin-6-ona,

4-hidroxi-6- (4-hidroxifenil)-2-metil-3-fenil-6,7-dihidro-
tieno[2,3-blpiridin-6é-ona,
2-cloro-4-hidroxi-5- (4~ (aminchidroxiiminometil) fenil)-3-

fenil-6,7-dihidro-tieno[2,3-b]piridin-6-ona,



2—cloro—4—hidroxi-5-(4-metilsu1fonilfenif)-3-fenil-6,7—
dihidro~tieno(2,3-blpiridin-6-ona,

acido 4- (2-cloro-4~-hidroxi-3-fenil-6-oxo-6, 7-dihidro-~
tieno(2,3-b]piridin-5-il)benzoico,
2-cloro-4-hidroxi-5-{4-trifluorometilfenil)-3-£fenil-6,7-
dihidro-tieno(2, 3-b]piridin-6-ona,
4-(2-cloro-4-hidroxi-5-fenil-6-oxo-6, 7-dihidro-tieno (2,3~
blpiridin-3-il)benzamida,
N-metil-4-{2-cloro-4-hidroxi-5-fenil-6-oxo-6,7-dihidro-
tieno (2, 3-blpiridin-3-il)benzamida,

2-cloro-4-hidroxi-5~ (3-metoxifenil}~-3-fenil-6,7-dihidro-
tieno|[2,3-blpiridin-6-ona,
2—clofo—4—hidroxi—5—(3—hidrofenil}-3-fenil—6,T-dihidro-
tieno(2,3-b]lpiridin-é6-ona,
4—hidrox;-$—(3—metoxifenil)~2-metilﬁ3~fenil-6,T-dihidro-
tienco([2,3-b]piridin-6-ona,

4—hidroxi-5- (3-metoxifenil)-3-fenil-6,7-dihidro-tieno(2,3-
b]piridin-6-ona, |
2-cloro-4-hidroxi~5-(3-cianofenil) -3-fenil-6, 7-dihidro-
tienco([2,3-b]lpiridin-6-ona,

2~cloro-4~-hidroxi-5~(3- (aminohidroxiiminometil) fenil}-3-
fenil-6, 7-dihidro-tienoi2,3-blpiridin-6-ona,
2-cloro-4-hidroxi-5-{3-metilsulfonilfenil)-3-fenil-6,7-
dihidro-tieno[2,3-b]lpiridin-6-ona,

4cido 3-(2-cloro-4-hidroxi~-S5-fenil-6-oxo-6,7-dihidro-



tienol[2, 3-b]lpiridin~3~il)benzoico,
4-hidroxi-S5-(3-trifluorometilfenil)-3-fenil-6,7-dihidro-
tieno[2,3-b]lpiridin-6é-ona,
2-cloro-4-hidroxi~S5-{3-trifluorometilfenil)-3-fenil-6,7~
dihidro-tieno[2,3-blpiridin-6~ona,

clorhidrato de 2-cloro-4-hidroxi-5-(3-aminoiminometilfenil) ~
3-fenil-6,7-dihidro-tieno[2,3-blpiridin-6-ona,
N-metil-3-(2-cloro-4-hidroxi-S-fenil-6-oxo-6, 7-dihidro-
tieno([2,3-b]piridin-3-il)benzamida,

3- (4-bromofenil) -4-hidroxi-5-fenil-6,7-dihidro-tienc([2, 3-
blpiridin-6é-ona,

3-{4-clorofenil) -4-hidroxi-5-fenil-6, 7-dihidro-tieno(2, 3-
blpiridin-€é-ona,

3« {4-fluorofenil)-4-hidroxi-S-fenil-6, 7-dihidro-tieno(2,3-
b]piridin-6é~ona,

2-cloro-3-(4-fluorofenil) -4-hidroxi-5-fenil-6, 7-dihidro-
tienc[2,3-b]lpiridin-é6-ona,

3~ (4-bromofenil) ~4~hidroxi-5-(piridin-3-il) -6, 7-dihidro-
tieno(2,3-blpiridin-6-ona,
3-(4-bromofenil) ~4-hidroxi-5- (piridin-4-il)-6,7-dihidro-
tieno([2, 3-b]lpiridin-6-ona,

3~ (4~bromofenil) -4-hidroxi-5- (piridin-2-il) -6, 7-dihidro-
tieno[2,3-blpiridin-é-ona,.
4-hidroxi-3-{4-hidroxifenil)-S-fenil-6,7-dihidro~-tienc[2,3-

b] piridin-6-ona,



4—hidroxi—3—(4wmetoxifenil)—5—fenil—6,7—dihidro-tieno[2,3-
b]piridin-é-cna,

2-cloro—-4-hidroxi-3- (4-metoxifenil)-5-fenil-6,7-dihidro-
tieno (2, 3-blpiridin-6-ona,

2-cloro-4-hidroxi-3- (4-hidroxifenil)~5-fenil-6,7-dihidro-
tiencl[2,3-b]piridin-6-ona,
4-hidroxi-3-(naft-2-il)~5-fenil-6, 7-dihidro-tieno[2, 3~
blpiridin-~6é~ona,
2-cloro-4-hidroxi-3- (naft-2-il) ~5-fenil-6, 7-dihidro-
tieno(2,3-blpiridin~-6-cna,
4-hidroxi-3-(1-hidroxi-naft-2-il)-5-fenil-6, 7-dihidro-
tieno([2,3-blpiridin-&é-ona,
2-¢loro-4-hidroxi-3-(l-hidroxi-naft-2-il1}-5-fenil-6, 7~
dihidro-tieno(2,3-b]lpiridin~6-ona,

4-hidroxi-3- (4-metilfenil)~5-fenil-6, 7-dihidro-tieno(2,3-
blpiridin-6-ona,

2-cloro-4-hidroxi-3- (4-metilfenil)-5-fenil-6,7-dihidro-
tieno[2,3-blpiridin-6-cna,

4-hidroxi-3- (4-trifluorometilfenil)-5-£fenil-6,7-dihidro-
tieno[2,3-b]piridin-6-~ona,
4-hidroxi-3-(4-n-butilfenil)-5-fenil-6,7-dihidro-tieno(2,3-
blpiridin-6-ona,
2-cloro-4-hidroxi-3-(4-n-butilfenil)-5-fenil-6, 7-dihidro-
tienol[2,3-b)piridin-6-ona,

4-hidroxi-3-{4-hidroximetilfenil)-5-fenil-6,7-dihidro-



tieno([2,3-b)lpiridin-6-ona,
4-hidroxi-3-(4-ter-butilfenil)-5-fenil-6,7-dihidro-
tieno[2,3-blpiridin-6-~ona,
2-cloro—4-hidroxi-3-(4—ter~buti1fenil)—5-fenil-6,7—dihidro—
tieno (2, 3-b]piridin-6-ona,
4-hidroxi-3,5—di-(4-metoxifeni1}-6,7~dihidro~tieno[2,3-
b]piridin-s—ﬁna,

4-hidroxi-3,5-di- {4-hidroxifenil) -6, 7-dihidro-tieno[2, 3~
blpiridin-6-ona,

4-hidroxi-3-(4-metoxifenil)-5- (4-fluorofenil)-6,7-dihidro-
tienol2, 3-blpiridin-6-ona,
4nhidroxi-3~(4—hidroxifenil}-5-(4-fluorofenil)-6,T-dihidro—
tieno(2,3-b)lpiridin-6-ona,

2-cloro-4-hidroxi-3- (4-hidroxifenil)-5-(4-fluorofenil}-6,7-
dihidro-tieno (2, 3-b]piridin-é-ona,
4—hidroxi—3—(4—f1uorofenil)w5—(4—metoxifeni1)~6,7—dihidro-
tieno[2,3~b]lpiridin-é-ona,

4-hidroxi-3- (4-fluorofenil)-5-(4-hidroxifenil)-6,7-dihidro-
tieno([2,3-blpiridin-6é6-ona,

2-cloro-4-hidroxi-3-~ (4-fluorofenil)-5-(3-cianofenil}-6, 7~
dihidro-tieno{2,3-blpiridin-6~ona,

acido 3-(2-cloro-4-hidroxi-3-(4-fluorofenil}-6-oxo-6,7-
dihidro-tieno[2,3-blpiridin-5-il)benzoico,
2-cloro-4-hidroxi-3- (4-metoxifenil)-5-(3-cianofenil) -6, 7~

dihidro-tienc(2,3-b)piridin-é-~ona,



4—(4—hidroxi—5-fenil—6—oxo-G,7—dihidr0-tieno[2,3—b]piridin-
3-il)benzamida,
4-hidroxi-3-(3~-metoxifenil)-5-fenil-6,7-dihidro-tieno(2,3-
blpiridin-é6-ona,
2~cloro—4-hidroxi-3-(3—metoxifenil)—5—fenil—6,7;dihidro—
tieno(2,3-b)piridin-6é-ona,
4-hidroxi-3—(3-hidroxifenil)-5-fenil-6,7-dihidro-tieno(2,3-
bl piridin-6é-ona,
2;c10r0-4-hidroxi~3—(3—etoxifenil)—5—fenilw6,7-dihidro—
tieno[2,3-blpiridin-6~ona,

3-(3-flurofenil) -4-hidroxi-5-fenil-6, 7-dihidro-tieno([2,3-
blpiridin-6-ona,
2-cloro-3-(3-flurofenil)-4-hidroxi-5-fenil-6, 7-dihidro-
tieno[2,3-blpiridin-6-ona,
4-hidroxi-3-(3-metilfenil)-5-fenil-6,7-dihidro-tieno(2,3-
blpiridin-6-ona,
s.cloro~4-hidroxi-3-(3-metilfenil)-5-fenil-6, 7-dihidro-
tieno[2,3-blpiridin=-6-ona,

3- (3-bromofenil)-4-hidroxi-5-fenil-6,7-dihidro-tieno(2, 3~
blpiridin-é6-ona,
4-hidroxi-3-(3-hidroximetilfenil)-S-fenil-6,7-dihidro~
tieno(2,3-b]lpiridin-6é-ona,
2-cloro-4-hidroxi-3-{3-hidroximetilfenil)-5~fenil-~-6,7~
dihidro-tieno[2,3~blpiridin~-6~ona,

4-hidroxi-3-(3-metilsulfonilfenil)-5-fenil-§, 7-dihidro-



tieno[2,3-b]lpiridin-6-ona,

acido 3~ {2-cloro-4-hidroxi-5-fenil-6-oxo-6,7-dihidro-
tienol2,3-blpiridin-3-il)benzoico,
4-hidroxi-3—(z-metoxifenil)—S—fenil—s,7—dihidro-tieno[2,3—
b)l piridin-6-ona,

n-cloro-4-hidroxi-3- (2-metoxifenil) -5-fenil-6,7-dihidro-
tieno(2,3-blpiridin-6-ona,
a-hidroxi-3-(2-hidroxifenil)-5~fenil-6,7-dihidro-tieno(2,3-
bl piridin-6-ona,
2—cloro-4—hidroxi-3—(2-hidroxifenil)—S-fenil—G,T—dihidro-
tieno[2,3-b]lpiridin-6-ona,
2-cloro—4—hidroxi-3-(2—benciloxifenil)—S—fenil-G,?-dihidro—
tieno([2,3-blpiridin-6-ona,
3~(2—f1uorofeni1)-4—hidroxi-5-feni1—6,7—dihidro-tieno[2,3-
blpiridin-6-ona,

2-cloro-3-(2-fluorofenil) -4-hidroxi-5-fenil-6, 7-dihidro-
tieno[2, 3-blpiridin-6-ona,
3-(2—bromofeni1}-4-hidroxi—5—fenil-6,7—dihidro—tienc[2,3-
blpiridin-6-ona,

3- (2-clorofenil)-4-hidroxi-5-fenil-6, 7-dihidro-tienol(2, 3~
b}piridin-6-~ona,
2-cloro-3-(2-clorofenil)-4-hidroxi-5-fenil-6, 7-dihidxo-
tieno([2,3-b)lpiridin-6-cna,
4-hidroxi-3~(2—meti1fenil)-S—fenil—s,T—dihidro—tienoﬁzj3~

blpiridin-6-ona,

]



2-cloro-4-hidroxi-3- (2-metilfenil)-5-fenil-6,7-dihidro-
tieno(2,3-blpiridin-é6-ona,
3-(2,4—dimetoxifeni1)-4-hidroxi—5—fenil—6,7-dihidro-
tieno[2,3-blpiridin-6-ona,
3-(2,4-dihidroxifenil}-4-hidroxi-5-fenil-¢, 7-dihidro-
tieno[2,3-blpiridin-6-ona,

3- (2-fluoro-4-hidrokifenil) ~4-hidroxi-5~-fenil-6,7-dihidro-
tieno[2,3-blpiridin-€é-ona,
s-cloro-3-(2-fluoro-4-hidroxifenil)-4-hidroxi-5-fenil-6,7-
dihidro-tienc([2,3-blpiridin-6-ona,

3- (2-fluoro-4-metoxifenil) -4-hidroxi-5-fenil-6, 7-dihidro-
tieno(2,3-blpiridin-6-ona,

2-cloro-3- (2-fluoro-4-metoxifenil)-4-hidroxi-5-fenil-6,7-
dihidro-tienco(2,3-blpiridin-6-ona,
3—(2,4—dif1uorofenil}—4—hidroxi-5—fenil—6,7mdihidro—
tieno[2,3-b]lpiridin-6é-ona,
2-cloro—3—(2,4-difluorofenil)-4—hidroxi—5—fenil—6,7-dihidro-
tieno[2,3-blpiridin-6-ona,

3~ (5-cloro-2-fluoro-4-hidroxifenil)-4-hidroxi-5-fenil-6,7-
dihidro-tieno[2,3-blpiridin-6-ona,
3—(2-benciloxi—4—fluorofenil)—4—hidroxi-5—fenil-6,7-dihidro—
tieno(2,3-b]lpiridin-6-ona,
3-(2-benciloxi-4~f1uorofeni1}-z—cloro-4-hidroxi-s-fenil-s,7—
dihidro-tienc[2,3-blpiridin-é-ona,

4-hidroxi-3—(2-hidroxi-4~fluorofenil)vS—fenilns,T—dihidro-



tienol(2,3-b]lpiridin-6-ona,

2-cloro-4-hidroxi-3- (2-hidroxi-4-fluorofenil)-5-fenil-6,7-
dihidro-tieno([2,3-blpiridin-6-ona,
3-(3,5~-dibenciloxifenil) -4-hidroxi-5-fenil-6, 7-dihidro-
tienc[2,3-b)lpiridin-6-ona,

3-(3,5-dihidroxifenil) -4-hidroxi-5-fenil-6, 7-dihidro-
tienc[2,3-blpiridin-6-ona
3-(3,5-dimetoxifenil)-4-hidroxi-5-fenil-6,7-dihidro-
tieno(2,3-b]lpiridin-6-ona,

3~ (2-benciloxi-5-flurofenil) -4-hidroxi-5-fenil-6,7-dihidro-
tieno(2,3-blpiridin-6-ona, |
3—(3-f1uoro—4—metoxifenil)-4-hidroxi—5«fenil-6,T—dihidrOw
tieno[2,3-blpiridin-6-ona,
2-cloro-3-(3-fluoro-4-metoxifenil) -4-hidroxi-S5-fenil-6,7-
dihidro-tieno[2,3-blpiridin-6-ona,

3- (3-fluoro-4-hidroxifenil) -4-hidroxi-5-fenil-6,7-dihidre-
tienc (2, 3-b)piridin-6-ona,
2—cloro—3—(3-f1uoro-4-hidroxifeni1)—4~hidroxi~5-fenil-6,7—
dihidro-tienoiz,3-b]piridin—6—ona,

4-hidroxi-3- (3-metoxi-4-bromofenil) -5-fenil-6,7-dihidro-
tieno[2,3-blpiridin-6-ona,

4-hidroxi-3- (3-hidroxi-4-bromofenil}-5-fenil-6,7-dihidro-
tieno(2,3-b]lpiridin-6-ona,
3—(S—fluoro—z-hidroxifenil)-4—hidroxi-5—fenil—6,7-dihidro-

tienof2,3-blpiridin-6-ona,



2-cloro-3-(5-fluoro-2-hidroxifenil)-4-hidroxi-5-fenil-6, 7~
dihidro-tieno[2,3-b]piridin-6~-ona,
3-(2-benc¢iloxi-5-fluorofenil)-2-cloro-4-hidroxi-5-fenil-6,7-
dihidro-tieno[2,3-blpiridin-6-ona,

3- (4-bromo-2-metoxifenil)-4-hidroxi~5-fenil-6, 7-dihidro-
tieno[z,3-b]piridin—é-ona,

3- {4-bromo-2-hidroxifenil)-4-hidroxi-5-fenil-6,7-dihidro-
tieno[2,3-b)piridin-6-ona,
3-(2,6~diflurofenil)~-4-hidroxi-5-fenil-6,7-dihidro-
tieno{2,3-b]lpiridin-6-ona,

2-cloro-3-(2,6-diflurofenil) -4-hidroxi-5-fenil-6, 7-dihidro-
tieno(2,3-blpiridin~-6-ona,
4-hidroxi-3-(2-hidroxi-5-metoxifenil)-5-fenil-6, 7-dihidro-
tieno[2,3-b}lpiridin-6-ona,
3-(2-benciloxi-5-metoxifenil)-4-hidroxi-5-fenil-6,7-dihidro-
tieno{2,3-blpiridin-6-ona,
4-hidroxi-3-(2-hidroxi-4-metoxifenil}-5-fenil-6, 7-dihidro-
tieno(2,3-blpiridin-6-ona,

4-hidroxi-3- (2-metoxi-4-metilfenil)-5-fenil-6,7-dihidro-
tieno[2,3-blpiridin-6-ona,
2-cloro-4-hidroxi-3-(2-metoxi-4-metilfenil)-5-fenil-6,7-
dihidro-tieno[2,3~b]piridin-é-ona,
4-hidroxi-3-(2-hidroxi-4-metilfenil)-S5-fenil-6, 7-dihidro-
tieno[2,3-b]piridin-6é-ona,

2-cloro—4-hidroxi~3—(2—hidroxi—4—meti1fenil)—5-fenii-6,7—



dihidro-tieno(2, 3-b]lpiridin-6-ona,

4-hidroxi-3- (3-metoxi-4-metilfenil)- S5-fenil-6,7-dihidro-
tieno[2,3~]piridin-6-ona, |
2-cloro-4—~hidroxi-3- (3-metoxi-4-metilfenil)-5-fenil-6,7-
dihidro-tieno([2,3-blpiridin-6é-ona,

4-hidroxi-3- (3-hidroxi-4-metilfenil)- S-fenil-6,7-dihidro-
tieno(2,3-blpiridin-6-ona,

2-cloro~4-hidroxi-3- (3-hidroxi-4-metiifenil)-5-fenil-é6,7-
dihidro-tieno (2, 3-blpiridin-6-ona,
4-hidroxi-3-{2-metoxi-4-metilfenil)-5-(3-cianofenil)-6,7-
dihidro-tieno[2, 3-blpiridin-6-ona,
a-hidroxi-3-(2-hidroxi-4-metilfenil)-5-(3-cianofenil)-6,7~
dihidro-tieno[2,3-b)piridin-6-ona,
2-¢cloro-4-hidroxi-3-(2-hidroxi-4-metilfenil)-5- (3~
cianofenil) -6, 7-dihidro-tieno[2,3-b]piridin-6é-ona,
4-hidroxi-3-(2,6-dihidroxifenil)-5-fenil-6, 7-dihidro-
tienol[2,3-blpiridin-6-ona,
4-hidroxi-3-(2-hidroxi-6-metoxifenil)-5-fenil-6,7-dihidro-
tieno(2,3-b)piridin-6-ona,
3-(1,4-benzodioxan-6-il)-4-hidroxi-5-fenil-6, 7-dihidro-
tieno([2,3-blpiridin-é-ona,

3-(1, 4-benzodioxan-6-il) -2-cloro-4-hidroxi-S-fenil-6, 7~
dihidro-tieno[2,3-b]piridin-6-ona,
2—cloro—3-(3,4—difluorofenil)—4-hidroxi—5-fenil-6,7—dihidro—

tieno[2,3-blpiridin-6~-ona,



4cido 4- (4-hidroxi-5-fenil-6-oxo-6,7-dihidro-tieno[2,3-
bl piridin-3-il)benzoico,

acido 4-(2~-cloro-4-hidroxi-5-fenil-6-oxo-6, 7-dihidro-
tieno[2,3-blpiridin-3-il)benzoico,
3—(3—carboxifenil}-4—hidroxi—5-fenil—6.T—dihidrOmtienolz,3—
blpiridin-6-ona,
3—(furan—z-il)—4—hidroxi—5-fenil-6,7-dihidro-tieno[2,3~

bl piridin-6-ona,
.2-cloro-3-(furan—z—il)—4—hidroxi—5—fenil—6,7-dihidro—
tieno(2,3-blpiridin-6-ona,
3-(pirazin—2-i1)—4—hidroxi—5—fenil-6,T—dihidro—tieno[z,3—
blpiridin-6-ona, ‘

4-hidroxi-5-fenil-3- (piridin-3-il)-6,7-dihidro~tieno[2,3~
blpiridin-6-ona,

7-cloro-4-hidroxi-5-fenil-3- (piridin-3-il)-6,7-dihidro-
tieno[2,3-blpiridin-6-ona,
4-hidroxi-5-fenil-3~{piridin-4-il)-6,7-dihidro-tieno(2,3-
b]lpiridin-6-cona,

2-cloro-4-hidroxi-S5-fenil-3- (piridin-4-il)-6,7~dihidro-
tieno[2, 3-b]lpiridin-6-ona,
2-bromo-3,5-difenil-4-hidroxi-6,7-dihidro-tienc (2,3~
blpiridin-6-ona,

2-¢loro-3,5-difenil-4-hidroxi-6, 7-dihidro-tieno (2, 3-
blpiridin-6-ona,

4-hidroxi-5-{2-metoxifenil)-2-metil-3-fenil-6,7-dihidro-



tieno(2,3-blpiridin-6-ona,
2-cloro-4-hidroxi-5-(2-metilfenil) -3-fenil-6, 7-dihidro-
tieno[2,3-b]piridin-é-ona,

2-cloro-5-(2-fluorofenil) -4-hidroxi-3-fenil-6, 7-dihidro-
tieno[2,3-bjpiridin-6-ona,
2-cloro-4-hidroxi-3-fenil-5- (piridin-3-il) -6, 7-dihidro-
tieno(2,3-blpiridin-6-ona,

2-cloro-4-hidroxi-S- (6-metoxipiridin-3-il)-3~fenil-6,7-
dihidro-tieno([2,3-blpiridin-6-cna,
2-cloro-4-hidroxi-3-fenil-5-(tiofen-2-il)-6,7-dihidro-
tieno{2,3-b]piridin-6-ona,
2-cloro-4-hidroxi-3-fenil-5- (tiofen-3-il) -6, 7-dihidro-
tieno[2,3-b]pifidin—6-ona,

2-cloro-4-hidroxi-5- ({3-metiloxazol-5-il) -3-fenil-6,7-
dihidro-tieno[2,3-blpiridin-6é-ona,
2-cloro-5-~(4-trifluorometilfenil}-4~hidroxi-3-fenil-6,7-
dihidro-tieno([2,3-blpiridin-6-ona,

2-cloro-5- (4-fluorofenil) -4-hidroxi-3-fenil-§é, 7-dihidro-
tieno[2,3-blpiridin-6-ona,

2-cloro-5-{4-clorofenil) -4-hidroxi-3-£fenil-6, 7-dihidro-
tieno(2,3-blpiridin-6-~ona,
2-cloro-4-hidroxi-5-(4-metilfenil)-3~fenil-6,7-dihidro-
tieno[2,3-blpiridin-6-ona,
2-cloro-5-(3-fluorofenil)-4-hidroxi-3-fenil-6,7-dihidro-

tieno(2,3-blpiridin-6-ona,



2-cloro-4-hidroxi-5-(3-metilfenil)-3-fenil-6, 7-dihidro-
tienol(2,3-blpiridin-6-ona,
2-cloro-4-hidroxi-5-(3,4-dimetoxifenil)-3-fenil-6,7-dihidro-
tieno[2,3-b]lpiridin-6-ona,

. 2-cloro-3-{4-clorofenil)-4-hidroxi-5-fenil-6, 7-dihidro-
tieno(2,3-b]piridin-6~ona,
2—cloro-4-hidroxi-3-(naft-1-il)-5-fenil-6,7-dihidro-
tieno(2,3-blpiridin-6-ona,

13- (2-etoxipiridin-5-il) -4-hidroxi-5-fenil-6, 7-dihidro-
tienc[2,3-b]lpiridin-6-ona,
s-cloro-3-{4-etilfenil)-4-hidroxi-5-fenil-6,7-dihidro-
tieno[2,3-b]piridin-6-ona,
2-cloro-4-hidroxi-3-[4~(1-metiletil)fenil]-5-fenil-6,7-
dihidro-tieno(2,3-b)piridin-6-ona,
2-cloro-4-hidroxi-s-fenil-3-{4-propilfenil)-6,7-dihidro-
tieno[2,3-blpiridin~-6-ona,
2-clorp-4—hidroxi-3-(l—hidroxi—s—cloronaft—zril)—S—fenil-
6,7-dihidro-tieno(2,3-b]piridin-6-ona,

2-¢loro-5- (4-fluorofenil) ~4-hidroxi-3-{l-hidroxinaft-2-il}-~
6,7-dihidro-tieno[2,3-b]piridin-6-ona,
2-cloro-4-hidroxi-3-(1-hidroxinaft-2-il)-5-{4-metilfenil) -
6, 7-dihidro-tienc (2, 3-blpiridin-6-ona,
2-cloro-3-{4-fluoro-2-metoxifenil)-4-hidroxi-5~fenil-6,7-
dihidro-tiencl2,3-blpiridin-6-ona,

3-(4-fluoro-2-hidroxifenil) -4-hidroxi-5-(4-metilfenil)-6,7-



dihidro-tieno([2,3-blpiridin-é-ona,

2-cloro~4-hidroxi-3- (5-fluoro-2-metoxifenil)~-5~fenil-6,7-
dihidro-tieno[2,3~-b)}piridin~6-cna,
2-cloro-4-hidroxi-3—(3,4-dimetoxifenil)ws—fenil-s,?-dihidro—
tienol[2,3-blpiridin-6-ona,

3- (4-fluoro-2-hidroxifenil)-4-hidroxi-5-(4-metoxifenil)-6,7-
dihidro-tieno(2,3-blpiridin-6é-ona,

sdcido 3-[2-cloro-4-hidroxi-3-(2-hidroxi-4-metilfenil)-6-oxo-
6,7—dihidro-tieno[2,3—b]piridin—5-il]-benzoico,

2-cloro-3- (4, 5-difluoro-2-hidroxifenil}-4-hidroxi-S-fenil-
6,7-dihidro~tieno[2,3-b]lpiridin-é-ona,
2—cloro-4—hidroxi—3—(2ahidroxi—4—meti1fenil);5-(4—
metilfenil)-6,7-dihidro-tieno([2,3-b]piridin-6é-ona,
2-¢loro-4-hidroxi-3-{2-hidroxi-4-metilfenil)-5- (piridin-3-
il)-6,7-dihidro-tienco(2,3-blpiridin-6-cona,
2-cloro-4-hidroxi—3-(3,4;dimeti1fenil)—S—fenil—s,7adihidro~
tieno([2,3-b]lpiridin~-6-ona,
2-cloro-3-(3-fluoro-4-metil-2-metoxifenil)-4-hidroxi-5-
fenil-6,7-dihidro-tienc{2,3-blpiridin-6-ona, |
3-{3-fluoro-2-hidroxi-4-metilfenil)-4-hidroxi-5-fenil-6,7-
dihidro-tieno([2,3-blpiridin-é~ona,
3-(3-fluoro-4-metil-2-metoxifenil)-4-hidroxi-5-{4-
metilfenil)—s,7-dihidro—tieno[2,3—b]piridin—6-on§,
3-(3-fluoro-4-metil-2-metoxifenil)-4-hidroxi-5-(4-

fluorofenil) -6, 7-dihidro-tieno[2,3-blpiridin-6-~ona,



2-cloro-4-hidroxi-3-{2-metoxi-3,4-dimetilfenil)-5-fenil-6,7-
dihidro-tieno[2,3-blpiridin~6-ona, |
2-¢loro-4-hidroxi-3~(2-hidroxi-3, 4-dimetilfenil)-5-fenil-~
6,7-dihidro-tienc([2,3-b]Jpiridin-6-ona,
2-¢loro-3-{4-fluorofenil) -5- (4~fluorofenil)-4-hidroxi-6,7-
dihidro-tienol[2, 3-blpiridin-6-ona,
3—{3—fluoro-2-hidroxi—4—metilfenil)-5—(4—f1uorofenil)—4—
hidroxi-6,7-dihidro-tieno([2,3-b]piridin-6-ona,

3- (3-fluoro-2-metoxi-4-metilfenil)-5-(4-fluorofenil)-4-
hidroxi-6,7-dihidro-tieno|2,3-b]lpiridin-6-ona,

2-cloro-3- (3-fluoro-2-hidroxi-4-metilfenil) ~5-(4-fluoro-
fenil) -4~hidroxi-6,7-dihidro-tienc(2,3~b]piridin-6-ona,
2-¢cloro-4-hidroxi-3- (2-hidroxi-4,5-dimetilfenilfenil) -5~
fenil-ﬁ,7—dihidro—tieno[2,3-b]piridin-6—ona,
2-cloro-3-{3,4-difluoro-2-hidroxifenil)~4-hidroxi-S-fenil-
6, 7-dihidro-tieno(2,3-blpiridin-6-ona,
2-gloro-3-{4-etil-2-hidroxifenil)-4-hidroxi-5-fenil-6,7-
dihidro-tieno[2,3-b]lpiridin-6-ona,

2-cloro-3- (3-flucro-2-hidroxi-4-metilfenil)-4-hidroxi-5- |
fenil-6,7-dihidro-tieno[2,3-blpiridin-6-ona,
2-fluoro-3-(3-fluoro-2-hidroxi-4-metilfenil)-5-(4~-fluoro-
fenil)-4-hidroxi-6,7-dihidro-tienc(2,3-b]lpiridin-6-ona,
2-¢loro-3- (4~-fluoro-2-hidroxifenil)-4-hidroxi-5-(4-
metoxifenil)-6,7-dihidro-tieno(2, 3~blpiridin~6-ona,

2-cloro-3-{4-fluoro-2-hidroxifenil)-5-{4~fluorofenil) -4-



hidroxi-6,7-dihidro-tieno[2,3-b)piridin-6-ona,
2-cloro-3-(4-fluoro-2-hidroxifenil)-4-hidroxi-5-(4-
metilfenil) -6, 7-dihidro-tieno[2,3-b]piridin-6-ona,
y sus sales y estereoisémeros farmacéuticamente aceptables,
incluyendo sue mezclas en todas las proporciones.
10. Compuestos de acuerdo con la reivindicacidn 1

seleccionados del grupo

2-ciano-3,5-difenil-4-hidroxi-6, 7-dihidro-tieno([2,3-
blpiridin-6-ona,

4-hidroxi-5- (3-metoxifenil)-3-fenil~§, 7-dihidro-tienoci2,3-
bl piridin-6-ona,

4-hidroxi-3- (1-hidroxi-naft-2-il)-5~fenil-6, 7-dihidro-
tiencol[2,3-bljpiridin-6-ona,

3- {(4-bromo-2-hidroxifenil) -4-hidroxi-5-fenil-6,7-dihidro-
tieno([2,3-blpiridin-6-ona,
4-hidroxi-3-{2-hidroxi-5-metoxifenil)-5-fenil-6,7-dihidro-
tieno[2,3-b]piridin-6-ona,
4-hidroxi-3—{2-hidroxi-4-metilfeni1}ws—feniiws,T-dihidrc—
tieno{2,3-blpiridin-6-ona,

4-hidroxi-3- (3-hidroxi-4-metilfenil)-5-fenil-6,7-dihidro-
tieno[2,3-b]plridin-6-ona,

4-hidroxi-3- (2-hidroxi-~4-metilfenil)-5-(3-ciancofenil)~-6,7-
dinidro-tieno[2,3-b]lpiridin-6-ona,
2-Cloro~4-hidroxi?3—(3-hidroxi—4-metilfeni1)—5—fenil-6,7-

dihidro-tieno{2,3-blpiridin-6-ona,



3-cloro-4-hidroxi-3-(3-hidroxi-4-metilfenil)-S-fenil-6,7-
dihidro-tieno(2, 3-blpiridin-6-ona,

2-cloro-4-hidroxi-3- (3-metoxi-4-metilfenil)-5-fenil-6,7-
dihidro-tieno(2,3-b}piridin-6-ona,
2-cloro-3-{5-fluoro-2-hidroxifenil)-4-hidroxi-5-fenil-6,7-
dihidro-tieno[2,3-b]piridin-6-ona,
2-cloro-4-hidroxi-3- (4-fluorofenil) -5-(3-cianofenil) -6, 7~
dihidro-tieno[2,3-blpiridin-6-ona,
2-cloro-4-hidroxi-3-(l-hidroxi-naft-2-il)-5-fenil-6, 7-
dihidro-tieno{2,3-b]piridin-6-ona,
N-metil-3-{2-cloro-4-hidroxi-5-fenil-é-oxo-6,7-dihidro-
tieno[2,3-b]lpiridin-3-il)benzamida,

3~ {4-fluoro-2-hidroxifenil)-4-hidroxi-5-(4-metoxifenil) -6, 7~
dihidro-tienof2,3-blpiridin-6-ona, |
2-cloro-3-(4,5-difluoro-2-hidroxifenil)-4-hidroxi-5-fenil-
6,7-dihidro-tieno (2, 3-b]piridin-6-ona,

3- (3-fluoro-2-hidroxi-4-metilfenil)-4-hidroxi-5-fenil-6, 7-
dihidro-tieno(2,3-blpiridin-é6-cna,
2-cloro-4-hidroxi-3~(2-hidroxi-3,4-dimetilfenil)-5-fenil-
6, 7-dihidro-tieno{2,3-blpiridin-6-ona,

2-cloro-3- (3-fluoro-2-hidroxi-4-metilfenil)-5-{4-fluoro-
fenil)-4~-hidroxi-6, 7-dihidro-tienc[2,3-blpiridin-6-ona,
2-cloro-4-hidroxi-3-(2-hidroxi-4,5-dimetilfenilfenil)-5-
fenil-6, 7-dihidro-tieno[2, 3-b]piridin~6-ona,

2—cloro—3-(3,4—difluoro—2-hidroxifenil)—4—hidroxi—5—fenil-



6,7-dihidro~tieno(2,3-b]piridin-6-cna,
5-cloro-3-{4-etil-2-hidroxifenil)-4-hidroxi-5-fenil-6,7-
dihidro-tienc{2,3-blpiridin-6-ona,
2-cloro-3-(3-fluoro-2-hidroxi-4-metilfenil)-4-hidroxi-5-
fenil-6,7-dihidro-tieno([2,3-b]lpiridin-6-ona,
a-cloro-3-(4-fluoro-2-hidroxifenil)-4-hidroxi-5-~ (4=
metoxifenil) -6, 7-dihidro-tieno(2,3-b]piridin-6-ona,

y sus sales y esterecisbmeros farmacéuticamente aceptables,
incluyendc sus mezclas en todas las proporciones.

11. Proceso de preparacién de compuestos de la fé6r-
mula (I) de acuerdo con las reivindicaciones 1-10 y sus sa-
les y estereoisémeros farmacéuticamente aceptables,
caracterizado porgue un compuesto de la férmula (II)

R2 ? O,ALK
/ \
R™ s NH  ps o
O

en donde R), R?, R’ tiene los significados indicados en la
reivindicacién 1,

y ALK denota alquilo C;-Cg

se cicla en condiciones basicas,

v/o

una base o Acido de la férmula I se convierte en una de sus

sales.

12, Medicamentos que comprenden al menos un compues-
to de la f£6rmula (I), y/o sus sales y estereoisOmeros farma-
céuticamente aceptables, incluyendo sus mezclas en todas las

proporciones, y opcionalmente excipientes y/o adyuvantes.



13. Compuestos de acuerde con la reivindicacién 1-11

como activadores de AMPK directos.

COLC 09266 841 023 3
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