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1
Patentkrav
1. En forbindelse med formel I:
0 55
O N
~
R™ ] N =0
Z~_, N=NH
R2 R

R a,

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, hvori:

R*er Cy.i0alkyl, CycA, eller Arya;

CycA er Csgeykloalkyl, hvori cykloalkylgruppen er eventuelt substituert med fra 1 til 4
substituenter, som hver er uavhengig av hverandre halogen, Cygalkyl, OH, O-C,-
Alkyl, C,¢halogenalkyl, eller O-C,¢halogenalkyl;

AryA er aryl som eventuelt er substituert med totalt 1-6 substituenter, hvor:

() fra null til 6 substituenter uavhengig av hverandre er:

(1)  Cuiealkyl,

(2) Cishalogenalkyl,

(3) Cisalkyl substituert med fra 1 til 3 substituenter som hver er uavhengig av
hverandre OH, OC,alkyl, O-C,¢halogenalkyl, CN, NO,, N(R*R®, C(O)N(R"RE,
C(O)R*, CO,R*SR*, S(O)R", S(0),R*, S(0),N(RR®, N(R*C(O)R®,
N(R*CO,R®, N(R*)S(0),R?, N(R*)S(0O),N(R*R®, OC(O)N(RMR®,
N(R*)C(O)N(R"R® eller N(R*)C(O)C(O)N(RMR®,

(4) C,salkenyl,

(5) C,salkenyl substituert med fra 1 til 3 substituenter som hver er uavhengig
av hverandre OH, OC__salkyl, O-C;shalogenalkyl, CN, NO,, N(R*)R®,
C(O)N(RMHR®, C(O)R?, CO,R*SR”, S(O)R*, S(0),R*, S(0),N(RYR®,
N(R*C(O)R®, N(R®)CO,R®, N(R"S(0O),R®, N(R"S(0),N(R*R®, OC(O)N(RMR®,
N(R*C(O)N(RMR® eller N(R*)C(O)C(O)N(RMR®,

(6) Cysalkynyl,

(7)  Csealkynyl substituert med fra 1 til 3 substituenter som hver er uavhengig
av hverandre OH, OC,alkyl, O-C,¢halogenalkyl, CN, NO,, N(R*R®,
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C(O)N(R"R®, C(O)R*, CO,R*SR*, S(O)R", S(0),R", S(0).N(R*R®,
N(R"C(0)R®, N(R)CO,R®, N(R)S(0).R?, N(R*)S(0O),N(R"R®, OC(O)N(RMR®,
N(R*)C(O)N(RR® eller N(R*)C(O)C(O)N(R™R®,
(8) O-Cysalkyl,

(9) 0O-Cyghalogenalkyl,

(10) OH,

(11) halogen,

(12) CN,

(13) NO,,

(14) N(RMHR®,

(15) C(ON(R"R®,

(16) C(O)RA,

(17) C(0O)-Cyghalogenalkyl,

(18) C(O)OR*,

(19) OC(O)N(RMR®,

(20) SR,

(21) S(O)R%

(22) S(0)R",

(23)  S(0)N(RHR®,

(24) N(RMS(0)R®,

(25) N(R"S(0)N(RHR®,

(26) N(RMC(O)R®,

(27) N(RMC(O)N(RMHR®,

(28) N(R™C(0)-C(O)N(RMR®eller

(29) N(RMHCO,R®o0g

(i) fra null til to substituenter som uavhengig av hverandre er:

(1)  CycQ,
(2 AnQ,
(3) HetQ,
(4)  HetR,
(5)  J-CycQ,
(6) J-AryQ,
(7)  J-HetQ,

(8) J-HetR,
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(9)  Cisalkylsubstituert med CycQ, AryQ, HetQ, HetR, J-CycQ, J-AryQ, J-
HetQ, eller J-HetR,

(10) C,salkenylsubstituert med CycQ, AryQ, HetQ, HetR, J-CycQ, J-AryQ, J-
HetQ, eller J-HetR, eller

(11) C,ealkynyl erstattet med CycQ, AryQ, HetQ, HetR, J-CycQ, J-AryQ, J-
HetQ, eller J-HetR;

hver CycQ er uavhengig Cs.gcykloalkyl eller Cs gcykloalkenyl, hvori cykloalkyl eller
cykloalkenyl eventuelt er substituert med fra 1 til 4 substituenter, som hver er
uavhengig av hverandre halogen, C;salkyl, OH, O-C,salkyl, C,shalogenalkyl, eller
O-Cy¢halogenalkyl;

hver AryQ er uavhengig fenyl eller naftyl, hvor fenyl eller naftyl eventuelt er substituert
med fra 1 til 5 substituenter som hver er uavhengig av hverandre halogen, CN, NO,,
Ciealkyl, Cyshaloalkyl, OH, O-C,salkyl, O-C,shalogenalkyl, N(R*)R®, C(O)N(RYR®,
C(O)R", CO,R"SR*, S(O)R", SO,R”, SO,N(R"RE, eller SO,N(R*)C(O)R®;

hver HetQ er uavhengig en heteroaryl som eventuelt er substituert med fra 1 til 4
substituenter som hver er uavhengig av hverandre halogen, C, salkyl, C;shaloalkyl,
OH, O-C_salkyl, O-C,shalogenalkyl, N(R*)R®, C(O)N(RYR®, C(O)R?, CO,R?, SO,R",
N(R*)C(O)N(R"R® eller N(R*)CO,R?;

hver HetR er uavhengig en 4- til 7-leddet, mettet eller umettet, ikke-aromatisk
heterosyklisk ring inneholdende minst ett karbonatom, og fra 1 til 4 heteroatomer
uavhengig valgt fra N, O og S, hvor hver S er eventuelt oksydert til S(O) eller S(O),
og hvor den mettede eller umettede heterocykliske ring eventuelt er substituert med
fra 1 til 4 substituenter som hver er uavhengig av hverandre halogen, CN, C,alkyl,
OH, okso, O-Csalkyl, C,shalogenalkyl, O-C,.¢halogenalkyl, C(O)N(R*)R®, C(O)R*,
CO,R*, eller SO,R%;

hver J er uavhengig:

(i) O,

(ii) S,

(i) S(0),
(iv)  S(0)2,

(v) O-Cyealkylen,

(vi) S-Cyealkylen,

(vii) S(O)-Cy.alkylen,
(viii)  S(0),-Cyealkylen,
(ix) N(RA), eller
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%) N(R™-Cy.calkylen;

R2 og R3 er hver uavhengig:

(1) H,

(2) Cyealkyl,

(3) Cyshalogenalkyl,

(4) Cysalkyl substituert med fra 1 til 3 substituenter som hver er uavhengig av
hverandre OH, OCalkyl, O-C,.chalogenalkyl, CN, NO,, N(RYR®,
C(O)N(RMR®, C(O)R*, CO,R*SR*, S(O)R”, S(O),R*, S(0),N(RMR®,
N(RYC(0)R®, N(RMCO,R®, N(R"S(0),R®, N(R*)S(0),N(RYRE,
OC(O)N(RMHRE, N(RM)C(O)N(RMR® eller N(R*)C(O)C(O)N(RMRE,

(5) O-Cysalkyl hvor alkyl er substituert med OH, OC,_alkyl, O-C,shalogenalkyl,
CN, N(RHRB, C(O)N(RMR®, C(O)R?, CO,R"SR*, S(O)R”, S(O),R", eller
S(0)N(RYHR®,

(6) O-Cyghalogenalkyl,

(7) halogen,

(8) CN,

(9) NOy,

(10) N(RHR®,

(11) C(O)N(RMHR®,

(12) C(O)R",

(13) C(0O)-Cyghalogenalkyl,

(14) C(O)OR?,

(15) OC(O)R",

(16) OC(O)N(RMHR®,

(17) SR*,

(18) S(O)R”,

(19) S(O)R",

(20) S(O).N(RYR®,

(21) N(R*)S(0).R®,

(22) N(R%S(0)N(R"R®,

(23) N(RC(O)R®,

(24) N(R")C(O)N(RMR®,

(25) N(R")C(0)-C(O)N(RYR®,

(26) N(R*)CO,R®,

(27) N(RO)R®,
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(28) C(O)N(R“)RP,

(29) OC(O)N(R)RP,

(30) S(0)N(R)R®,

(31) N(RY)S(0):N(R)R®,
(32) N(RY)C(O)N(R)R®,

(33) N(R%)C(0)-C(O)N(R)R®,
(34) Csgeykloalkyl,

(35) O-Cs.gcykloalkyl,

(36) AryX, eller

(37) HetX;

hvor AryX uavhengig har samme definisjon som AryQ, og HetX har uavhengig
samme definisjon som HetQ;

R*er H, Cysalkyl, AryZ, Hetz, halogen, CN, eller Cyfluoralkyl:

AryZ har uavhengig samme definisjon som AryQ;

Hetz har uavhengig samme definisjon som HetQ;

R°er H eller C,qalkyl;

hver aryl er uavhengig av hverandre (i) fenyl, (ii) et 9- eller 10-leddet bicyklisk,
sammensmeltet karbocyklisk ringsystem hvor minst én ring er aromatisk, eller (iii) et
11- til 14-leddet tricyklisk, kondensert karbocyklisk ringsystem hvor minst én ring er
aromatisk;

hver heteroaryl er uavhengig av hverandre (i) en 5- eller 6-leddet heteroaromatisk
ring inneholdende fra 1 til 4 heteroatomer uavhengig valgt fra N, O og S, hvor hver N
er eventuelt i form av et oksid, eller (ii) et 9- eller 10-leddet heterobicyklisk,
kondensert ringsystem inneholdende fra 1 til 6 heteroatomer uavhengig valgt fra N, O
og S, hvor enten en eller begge av ringene inneholder ett eller flere av
heteroatomene, i det minste én ring er aromatisk, hver N er eventuelt i form av et
oksid, og hver Si en ring som ikke er aromatisk er eventuelt S(O) eller S(O)s,;

hver R* er uavhengig H eller C,.salkyl;

hver R® er uavhengig H eller Cysalkyl; og

hvert par av RC og RD sammen med det nitrogenatom som de begge er bundet til,
danner en 4- til 7-leddet, mettet eller umettet, ikke-aromatisk ring som eventuelt
inneholder et heteroatom i tillegg til N-atomet som RC og RP® er festet til, hvor det
ytterligere heteroatom er valgt fra N, O og S; hvor ringen er substituert med en eller to
substituenter som hver er uavhengig av hverandre C;galkyl, C(O)R*, C(O)OR",
C(O)N(RMR®, eller S(O),R”; og hvori den eventuelle S i ringen er eventuelt i form av
S(0) eller S(O)s.
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2. Forbindelse ifglge krav 1, eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, hvori Arya er fenyl,
hvor fenyl eventuelt er substituert med fra 1 til 3 substituenter som hver er uavhengig av

hverandre:

(1) Cyaalkyl,

(2) Cy.4halogenalkyl,

(3) O-Cyalkyl,

(4) halogen,

(5) CN,

(6) S-Cy4alkyl, eller

(7) CycQ, med det forbehold at ikke mer enn én substituent er CycQ, og hvori CycQ

er Cs.,cycloalkyl.

3. Forbindelse ifaglge krav 1, eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, hvori:

R2 er:

(1) Cysalkyl,

(2) Cy4halogenalkyl,
(3) O-Cy.4alkyl,

(4) O-Cy.4halooalkyl,
(5) halogen,

(6) S-Cy4alkyl, eller
(7) Csscykloalkyl;

R3 er:

(1) H,

(2) Ciaalkyl,

(3) C,y4halogenalkyl,
(4) O-Cyalkyl,

(5) O-Cy4halogenalkyl,
(6) halogen,

(7) S-Cy4alkyl, eller
(8) Cs.scykloalkyl; og

R4 er H.
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4. Forbindelse ifalge krav 1, eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, som er en

forbindelse med formel II:

0 R®
X' TR -0 N
J N Y=o
P |
X2 Z N~NH
RZ
R’ (m;

hvor:

X*og X?er hver uavhengig:

(1) H,

(2) Cyaalkyl,

(3) Cy4halogenalkyl,
(4) C,.alkenyl,

(5) C,.4alkenyl substituert med CN,
(6) OH,

(7) O-Cyalkyl,

(8) O-C,4halogenalkyl,
(9) halogen,

(10) CN,

(11) NO;,

(12) N(RHR®,

(13) C(O)N(RMHR®,
(14) C(O)R*,

(15) CO,R*,

(16) SR*,

(17) S(O)R%,

(18) SO,R",

(19) SO,N(RMHR®,
(20) SO,N(RMC(O)R® eller
(21) CycQ; hvor:

NO/EP2552902
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hver CycQ er Cz;cykloalkyl, hvori cykloalkylgruppen er eventuelt substituert

med fra 1 til 3 substituenter som hver er uavhengig av hverandre halogen,

Cy.qalkyl, OH, O-Cyalkyl, C; shalogenalkyl, eller O-C; shalogenalkyl;

R2 og R3 er hver uavhengig:

1) H,

(2) Cusalkyl,

(3) Cyshalogenalkyl,
(4) CH,OH,

(5) CH,0-Cyalkyl,
(6) CH,CN,

(7) CHN(RYR®,

(8) CH,C(O)N(RYR®,
(9) CH,C(O)R?,

(10) CH,CO,R?,
(11) CH,S(O).R",
(12) O-Cy4alkyl,
(13) O-C,4halogenalkyl,
(14) halogen,

(15) CN,

(16) NO.,

(17) N(RHR®,

(18) C(O)N(RMHR®,
(19) C(O)R",

(20) C(0)-C,.4halogenalkyl,

(21) C(O)OR",
(22) SR*,
(23) S(O).R",
(24)
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(26)
*—N N—V
n_/ 5
(27)
N 0
/)
(28)
*—N S
/)
(29)
/N 40
*—N S\
/0
(30)
0

eller
(36) Csscykloalkyl;

NO/EP2552902
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hver V er uavhengig av hverandre H, CH3;, C(O)CH;, C(O)OCHs, eller S(O),CHs;
R°er H eller Cy.alkyl;

hver R* er uavhengig H eller Cy_alkyl; og

hver R® er uavhengig H eller C,_alkyl.

5. Forbindelse ifglge hvilket som helst av kravene 1 eller 4, eller et farmasgytisk akseptabelt

salt derav, hvori:

X*og X?er hver uavhengig:

(1) Ciaalkyl,

(2) Cy4fluoralkyl,
(3) O-Cyalkyl,

(4) halogen,

(5) CN,

(6) S-Cy4alkyl, eller
(7) CycQ;

og forutsatt at

(i) ikke mer enn én substituent er CycQ, og hvori CycQ er C;;cykloalkyl; og
(i) minst én av X* og X?er forskjellig fra H;

R2 er:

(1) Cyalkyl,

(2) Cyqfluoralkyl,
(3) O-Cyalkyl,

(4) O-Cyfluoralkyl,
(5) halogen,

(6) S-Cy.ialkyl, eller
(7) Csscykloalkyl;

R3 er:

1) H,
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(2) Cyalkyl,

(3) Cy.4halogenalkyl,
(4) O-Cy.alkyl,

(5) O-Cy4fluoralkyl,

(6) halogen,

(7) S-Cy4alkyl, eller

(8) Cs.scykloalkyl; og

R°er H eller Cyalkyl.

6. Forbindelse ifglge hvilket som helst av kravene 1, 4 eller 5, eller et farmasgytisk

akseptabelt salt derav, hvori forbindelsen er en forbindelse med formel ll:

X! o R
0 N
/ N~NH
2 R?
X ke
(.

7. Forbindelse ifglge hvilket som helst av kravene 1, 4-6, eller et farmasgytisk akseptabelt
salt derav, hvor R® er CH;eller CH,CHs.

8. Forbindelse ifalge hvilket som helst av kravene 1, 4-7, eller et farmasgytisk akseptabelt

salt derav, hvor R®er H.

9. Forbindelse med formel | ifglge krav 1, karakterisert ved at forbindelsen er valgt fra

gruppen bestaende av:

Cl CN Cl CN
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Cl CN cl CN
0 CHy ; O CHa
Cl ,
cl CN
cl CN
O CHa
N

H3CF,C . Br ‘
cl CN
F,HC CN
0 N 0 CH,4
[N o o M ~_x
e NH | /\I\}/ ©
Br Xoghd “NH

og farmasgytisk akseptable salter derav.
5 10. Forbindelse med formel | ifglge krav 1, som er
Cl CN
; 0]
0 Y
L T
s N~ H

FaC N

10 11. Farmasgytisk akseptabelt salt av en forbindelse med formel | ifglge krav 1, som er

Cl CN
; O
C /“\T,d
N
]@ [ o

FaC “NH

NO/EP2552902
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12. Farmasgytisk preparat omfattende en effektiv mengde av en forbindelse ifglge hvilket
som helst av kravene 1-10, eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, og en farmasgytisk
akseptabel beerer.

13. Farmasgytisk preparat omfattende en effektiv mengde av forbindelsen ifalge krav 10, og

en farmasgytisk akseptabel beerer.

14. Forbindelse ifglge hvilket som helst av kravene 1-10, eller et farmasgytisk akseptabelt
salt derav, for anvendelse ved profylakse eller behandling av infeksjon ved HIV, eller for
profylakse, behandling eller forsinkelse i utviklingen av AIDS hos et individ med behov for
dette.

15. Forbindelse ifglge krav 10, for anvendelse ved profylakse eller behandling av infeksjon
ved HIV, eller for profylakse, behandling eller forsinkelse i utviklingen av AIDS hos et individ

med behov for dette.

16. Forbindelse ifglge hvilket som helst av kravene 1-10, eller et farmasgytisk akseptabelt

salt derav, for anvendelse ved fremstilling av et medikament for profylakse eller behandling
av infeksjon ved HIV, eller for profylakse, behandling eller forsinkelse i utviklingen av AIDS
hos et individ med behov for dette.



