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Patentkrav
1. Forbindelse med formel IIId:
| @
R1
R32 H
R3b
0 e z'
|
22)\A14A2
111d
hvor

A' er CH, C-Z3 eller nitrogen

A? er CH eller nitrogen;

R! er 6- til 12-leddet aryl, 5- til 12-leddet heteroaryl eller 3- til 12-leddet

NO/EP2961742

heterocyklus, hvor enhver 6- til 12-leddet aryl, 5- til 12-leddet heteroaryl eller 3- til

12-leddet heterocyklus av R! valgfritt kan vaere substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5

Z*-grupper, hvor Z*-gruppene er like eller forskjellige;

hver R¥ og R®® er uavhengig H eller (C;-Cs)alkyl;

Z' er 6- til 12-leddet aryl, 5- til 14-leddet heteroaryl eller 3- til 14-leddet

heterocyklus, hvor enhver 6- til 12-leddet aryl, 5- til 14-leddet heteroaryl eller 3- til

14-leddet heterocyklus av Z' valgfritt kan vaere substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5

Z' eller 2, hvor Z'?- og Z'®-gruppene er like eller forskjellige;

hver Z'? er uavhengig (Cs-C,)karbocyklus, 5- til 12-leddet heteroaryl, 3- til 12-
leddet heterocyklus, halogen, -CN, -OR™, -OC(O)RP}, -OC(O)NRR"™, -SR™,

-S(O)RP}, -S(0),0H, -S(0),RP}, -S(0),NR*R™, -NR¥R™, -NR"™CORP!, -NR"CO,R"?,

-NR™CONR*R™, -NR™S(0),RP?, -NR"'S(0),0RP!, -NR"'S(0),NR'R™, -C(O)R",

-C(O)OR™, -C(O)NR*R™ 0g -S(0),NR"CORP?!, hvor enhver (Cs-C;)karbocyklus, 5-

til 12-leddet heteroaryl og 3- til 12-leddet heterocyklus av Z'? valgfritt kan vaere

substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5 Z*- eller Z!-grupper, hvor Z'*- og Z'9-gruppene

er like eller forskjellige;
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hver Z!® er uavhengig (C;-Cg)alkyl valgfritt substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5

halogen, som er like eller forskjellige;

hver Z!¢ er uavhengig halogen, -CN, -OH, -NH,, -C(O)NR%R" eller (C;-Cg)-
heteroalkyl;

hver Z'9 er uavhengig (C;-Cg)alkyl eller (C;-Cg)halogenalkyl;

hver R™ er uavhengig H, (C;-Cg)alkyl, (C3-C;)karbocyklus, 3- til 7-leddet
heterocyklus eller 5- til 6-leddet monocyklisk heteroaryl, hvor enhver (Cs-C5)-
karbocyklus, 3- til 7-leddet heterocyklus eller 5- til 6-leddet monocyklisk heteroaryl
av R™ valgfritt kan vaere substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5 Z*- eller Z!%-grupper,
hvor Z!¢- og Z!¥-gruppene er like eller forskjellige, og hvor enhver (C;-Cg)alkyl av
R™ valgfritt kan vaere substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5 Z'“-grupper, hvor Z'°-

gruppene er like eller forskjellige;

hver RP! er uavhengig (C;-Cg)alkyl, (Cs-C;)karbocyklus, 3- til 7-leddet heterocyklus
eller 5- til 6-leddet monocyklisk heteroaryl, hvor enhver (C3-C;)karbocyklus, 3- til
7-leddet heterocyklus eller 5- til 6-leddet monocyklisk heteroaryl av RP! valgfritt
kan vaere substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5 Z*°- eller Z!¢-grupper, hvor Z!¢- og Z¢-
gruppene er like eller forskjellige, og hvor enhver (C;-Cg)alkyl av RP! valgfritt kan
veere substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5 Z'*-grupper, hvor Z'-gruppene er like eller

forskjellige;

hver R% og R™ er uavhengig H, (C;-Cg)alkyl, (Cs-C,)karbocyklus, 3- til 7-leddet
heterocyklus eller 5- til 6-leddet monocyklisk heteroaryl, hvor enhver (Cs-C5)-
karbocyklus, 3- til 7-leddet heterocyklus eller 5- til 6-leddet monocyklisk heteroaryl
av R% eller R™ valgfritt kan veere substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5 Z!*- eller z9-
grupper, hvor Z'°- og Z*¥-gruppene er like eller forskjellige, og hvor enhver (C;-Cg)-
alkyl av R eller R™ valgfritt kan veere substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5 Z¢-
grupper, hvor Z*-gruppene er like eller forskjellige, eller R og R"* sammen med
nitrogenet som de er bundet til danner en 5-, 6- eller 7-leddet heterocyklus, hvor
den 5-, 6- eller 7-leddede heterocyklus valgfritt kan vaere substituert med 1, 2, 3, 4

eller 5 Z*- eller Z'9-grupper, hvor Z*- og Z'9-gruppene er like eller forskjellige;

hver R% og R™ er uavhengig H, (C;-Cg)alkyl, (Cs-C;)karbocyklus, eller R% og R"™
sammen med nitrogenet som de er bundet til danner en 5-, 6- eller 7-leddet

heterocyklus;
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Z?% er (C,-Cg)alkynyl som valgfritt kan vaere substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5 Z*¢-

grupper, hvor Z**-gruppene er like eller forskjellige;

hver Z* er uavhengig okso, halogen, -CN, -OR™, -OC(O)RP*, -OC(O)NR¥R™, -SR™,
-S(0)RP*, -S(0),0H, -S(0),R"*, -S(0),NR*R™, -NR*R™, -NR™CORP*, -NR™CO,R",
-NR™CONR*R™, -NR™S(0),RP*, -NR™S(0),0RP*, -NR™S(0),NR¥R™, -NO,,
-C(0)R™, -C(O)OR™ eller -C(O)NR¥R™;

hver R™ er uavhengig H, (C;-C,)alkyl, (C:-Cs)halogenalkyl eller (C;-C,)heteroalkyl;

hver RP* er uavhengig (C;-Cg)alkyl, (C;-C,s)halogenalkyl eller (C,-C,)heteroalkyl;

hver R% og R™ er uavhengig H, (C;-Cs)alkyl, (C;-Cs)halogenalkyl eller (C;-Cy)-
heteroalkyl;

hver Z3 er uavhengig et (C;-C,)heteroalkyl;

hver Z* er uavhengig okso, (C;-Cg)alkyl, (Cs-C;)karbocyklus, halogen, -CN,

-OR™, -NR%R"™, -NR"™CORP?, -NR"™CO,RP®, -C(O)R"™, -C(O)OR™ eller -C(O)NRR"™,
hvor enhver (Cs-Cy)karbocyklus eller (C;-Cg)alkyl av Z* valgfritt kan vaere
substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5 Z**-grupper, hvor Z*®-gruppene er like eller
forskjellige;

hver Z*? er uavhengig halogen, -CN eller -OR";

hver R"™, RP>, R%, R™ og R"® er uavhengig H eller (C;-C4)alkyl;

hver Z° er uavhengig halogen, som kan veere like eller forskjellige; og

ner0,1, 2eller 3;

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.

2. Forbindelse ifglge krav 1, eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, som

er en forbindelse med formel IIle:
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R! -
R H
R3h
1
o N SN z
Jl\ A2
22 i
Ile
eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.
3. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-2, eller et farmasgytisk
akseptabelt salt derav, hvor R! er
24
/
N
5 Y

hvor

C sammen med de to karbonatomer som den er bundet til danner en 3- til 7-leddet

monocyklisk karbocyklus eller 5- til 9-leddet bicyklisk karbocyklus, hvor enhver 3-

til 7-leddet monocyklisk karbocyklus eller 5- til 9-leddet bicyklisk karbocyklus av C
10 valgfritt kan veere substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5 Z*-grupper, hvor Z*-gruppene

er like eller forskjellige.

4, Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-3, eller et farmasgytisk

akseptabelt salt derav, hvor R! er

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

akseptabelt salt derav, hvor Z* er
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5
Z1W
Z‘IW
!
Z1w/
hvor hver Z'" er uavhengig Z'?, Z'® eller H.
6. Forbindelse ifglge krav 5, eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, hvor:

hver Z'® er uavhengig halogen, -CN, -OR™, -NR"!S(0),RP!, -NR"*S(0),NR¥'R™,
-NR#R™, -NR™CORP!, -NR"CONRR™ eller -NR"CO,R"!;

hver Z' er uavhengig (C;-Cs-alkyl), hvor (C;-Cg-alkyl) valgfritt kan vaere

substituert med 1, 2 eller 3 halogen, som er like eller forskjellige; og

minst én Z™ er Z'? eller Z*°, for eksempel hvor minst to Z¥ uavhengig er z*2.

7. Forbindelse ifglge krav 6, eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, hvor
hver Z'® er uavhengig halogen, -NR"S(0),RP! eller -NR"'S(0),NR'R™,

8. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-7, eller et farmasgytisk
X 7% F
(%
F
akseptabelt salt derav, hvor enheten  «wnnn er % hvor Z*@ er

H eller halogen.

9. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-8, eller et farmasgytisk

akseptabelt salt derav, hvor Al er CH eller C-Z3.

10. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-9, eller et farmasgytisk

akseptabelt salt derav, hvor A% er CH.

11. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-10, eller et farmasgytisk
akseptabelt salt derav, hvor hver Z3, ndr den forekommer, er uavhengig metoksy,

dimetylamino eller metylamino.
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12. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-11, eller et farmasgytisk

akseptabelt salt derav, hvor bdde R3? og R*® er H eller hvor R*® er metyl og R*® er H.

13. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-12, eller et farmasgytisk
akseptabelt salt derav, hvor hver Z*° er uavhengig halogen, -OR™, NR%R"™,
-NR™CO,RP*, -C(0O)OR™ eller -C(O)NRR™, for eksempel hvor hver Z*¢ er

uavhengig halogen eller -OR™,

14. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-13, eller et farmasgytisk
akseptabelt salt derav, hvor Z? som er valgfritt substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5

Z%"- eller z*-grupper, er

HOC HO
o O po N b N 8 )i: ¢ >r: 3
Fé 7<o)|\-m—)ﬁ§ «OH E, /\F : F

nrn } L

2 e

/ HoN,

HOJT -,

’ eller

15. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-2 og 5-14, eller et

farmasgytisk akseptabelt salt derav, hvor

() R! er et 8- til 12-leddet bicyklisk heteroaryl eller 8- til 12-leddet tricyklisk
heteroaryl, hvor enhver 8- til 12-leddet bicyklisk heteroaryl eller 8- til 12-leddet
tricyklisk heteroaryl av R* valgfritt kan veere substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5 Z*-

grupper; eller

(i) R! har den fglgende formel I1d:
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I1d

hvor:

C sammen med de to karbonatomer som den er bundet til danner en 3- til 7-leddet
monocyklisk karbocyklus, 5- til 9-leddet bicyklisk karbocyklus, 3- til 7-leddet
monocyklisk heterocyklus eller 5- til 9-leddet bicyklisk heterocyklus, hvor enhver 3-
til 7-leddet monocyklisk karbocyklus, 5- til 9-leddet bicyklisk karbocyklus, 3- til 7-
leddet monocyklisk heterocyklus eller 5- til 9-leddet bicyklisk heterocyklus av C
valgfritt kan veere substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5 Z*-grupper, hvor Z*-gruppene

er like eller forskjellige; og

hver Z* er uavhengig valgt fra H eller Z%, hvor Z*-gruppene er like eller forskjellige.

16. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-15, eller et farmasgytisk
akseptabelt salt derav, hvor hver Z* er uavhengig (C;-Cs)alkyl eller halogen, hvor
enhver (C;-C4)alkyl av Z* valgfritt kan vaere substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5

halogen.
17. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-2 og 5-14, eller et

farmasgytisk akseptabelt salt derav, hvor R! som valgfritt er substituert med 1, 2,

3, 4 eller 5 Z*-grupper, er

(1)

/
F

d oH , cl NH,
:. \ _:! \ ._:'lr
’ . N N N
, o R S S L A

/ / ’4 P N
F N CF, [®) MH o) Ne HN HN’& N
E N : o © O 2
0 s X L
N N N N
R L O £ L L
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HO

eller
5 (ii)
F
CFs F RF cHFR
\
| N Y | \,N
F \ F N, N
P 07 F T eller FF M

18. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-4 og 8-17, eller et

farmasgytisk akseptabelt salt derav, hvor

() Z* er fenyl, 5- til 6-leddet monocyklisk heteroaryl, 8- til 10-leddet bicyklisk
10 heteroaryl, 8- til 10-leddet bicyklisk heterocyklus eller 9- til 12-leddet tricyklisk
heterocyklus, hvor enhver fenyl, 5- til 6-leddet monocyklisk heteroaryl, 8- til 10-
leddet bicyklisk heteroaryl, 8- til 10-leddet bicyklisk heterocyklus eller 9- til 12-
leddet tricyklisk heterocyklus av Z! valgfritt kan veere substituert med 1, 2, 3, 4

1 1b .
eller 5 Z*2- eller Z**-grupper; eller

15 (i) Z' er 8- til 10-leddet bicyklisk heteroaryl eller 8- til 10-leddet bicyklisk
heterocyklus, hvor enhver 8- til 10-leddet bicyklisk heteroaryl eller 8- til 10-leddet
bicyklisk heterocyklus har 3-9 karbonatomer og 1-5 heteroatomer i ringsystemet,
og hvor enhver 8- til 10-leddet bicyklisk heteroaryl eller 8- til 10-leddet bicyklisk
heterocyklus av Z* valgfritt kan veere substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5 Z'®- eller

20  Z'™-grupper.
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19. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-5 og 8-18, eller et
farmasgytisk akseptabelt salt derav, hvor hver Z'? er uavhengig okso, (C3-C,)-
karbocyklus, halogen, -CN, -O-(C;-Cg)alkyl, -NR¥R™, -NR"CORP!, -NR"CO,R",
-NR™CONR*R™, -NR"S(0),RP!, -NR"'S(0),NRI*R™ eller -C(O)NR*R™,

20. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-19, eller et farmasgytisk

akseptabelt salt derav, hvor hver Z'® er uavhengig metyl eller difluormetyl.
21. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-20, eller et farmasgytisk
akseptabelt salt derav, hvor Z* er substituert med 2 Z'@-grupper, hvor hver '@ er

uavhengig -NR"'S(0),RP*, -NR"'S(0),NRR"™ eller halogen.

22, Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-17, eller et farmasgytisk

akseptabelt salt derav, hvor

(i) Zter

AN
/Q Q7 \\ * N, NH /KE\NH }L/%
N\N N\N Na 2N ’ \N/ ’ X Na
e e o

valgfritt substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5 2@ eller Z'°;

eller

(i) Z'er

N-
/N

hvor hver Z*® er uavhengig halogen, -NR"S(0),RP* eller -NR"S(0),NRR™; eller

(iii)  Z! som er valgfritt substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5 Z2- eller Z'®-grupper, er
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23. Forbindelse ifglge krav 1 eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, som er
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22

24, Forbindelse ifglge krav 1, som er

() med formel:

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav;

(i) med formel:
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23

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav,

(iii) med formel:

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav,

(iv) med formel:

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav,

(v) med formel:

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, eller

(vi) med formel:

NO/EP2961742
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24

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.

25. Forbindelse ifglge krav 1, eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, som

er:
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25

eller

26. Forbindelse ifglge krav 1, eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, som

er:

27. Farmasgytisk sammensetning omfattende en forbindelse ifglge et hvilket
som helst av kravene 1-26, eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, og en

farmasgytisk akseptabel baerer.

28. Farmasgytisk sammensetning omfattende en forbindelse ifglge et hvilket
som helst av kravene 1-26, eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, og et
ytterligere terapeutisk middel, hvor det ytterligere terapeutiske middel er en HIV-
protease-hemmende forbindelse, en HIV-ikke-nukleosid-hemmer av revers
transkriptase, en HIV-nukleosid-hemmer av revers transkriptase, en HIV-nukleotid-
hemmer av revers transkriptase, en HIV-integrase-hemmer, en gp41-hemmer, en
CXCR4-hemmer, en gp120-hemmer, en CCR5-hemmer, en kapsidpolymerisasjons-
hemmer eller en ikke-katalytisk sete-HIV-integrase-hemmer og kombinasjoner

derav.

29. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-26, eller et farmasgytisk

akseptabelt salt derav for anvendelse ved behandling av en HIV-infeksjon.
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26

30. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-26, eller et farmasgytisk
akseptabelt salt derav, i kombinasjon med en terapeutisk virksom mengde av et
ytterligere terapeutisk middel, hvor det ytterligere terapeutiske middel er en HIV-
protease-hemmende forbindelse, en HIV-ikke-nukleosid-hemmer av revers
transkriptase, en HIV-nukleosid-hemmer av revers transkriptase, en HIV-nukleotid-
hemmer av revers transkriptase, en HIV-integrase-hemmer, en gp41-hemmer, en
CXCR4-hemmer, en gp120-hemmer, en CCR5-hemmer, en kapsidpolymerisasjons-
hemmer eller en ikke-katalytisk sete-HIV-integrase-sete-hemmer og kombinasjoner

derav, for anvendelse ved behandling av en HIV-infeksjon.

31. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-26, eller et farmasgytisk

akseptabelt salt derav, for anvendelse i medisinsk terapi.

32. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-26, eller et farmasgytisk
akseptabelt salt derav, for anvendelse i forebyggende eller terapeutisk behandling

av en HIV-virusinfeksjon.

33. Anvendelse av en forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-26,
eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, for fremstilling av et legemiddel for

behandling av en HIV-virusinfeksjon i et pattedyr.
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