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Patentkrav

1. Forbindelse med formelen:

og farmasgytisk akseptable salter derav,
hvor:

A er C1-Cy-alkylen, Co-Cs-alkenylen, arylen, Cs-C7-sykloalkyl, 5- eller 6-leddet
monosyklisk heteroaryl, 4- til 7-leddet heterosykloalkyl, -O-, -NH-C(O)-, - C(O)NH-
eller -C(O)-;

X er O, -N(C1-Cs-alkyl)- eller -C(R%)(R), slik at nar X = O eller -N(C1-Cs-
alkyl)-, sa er hver av R% R% R® og R’ annet enn -OR?, -N(R®); eller halo;

hver forekomst av m uavhengig er O eller 1;

ner 0 eller 1, slik at nar ner 0, sa forefinnes ikke R* og R®;

R® er C;-Ces-alkyl, som eventuelt er substituert med opptil 3 grupper, hver
uavhengig valgt blant Cz-C7-sykloalkyl, 5- eller 6-leddet monosyklisk heteroaryl, 4- til
6-leddet monosyklisk heterosykloalkyl, Ce-Cig-aryl, halo, C1-Ce-haloalkyl, -OR?, -
N(R®)2,-C(O)R®, - C(O)N(R?®),, -NHC(O)R?® og -SR®, hvor Cs-Cr-sykloalkylgruppen,
den 5- eller 6-leddede monosykliske heteroarylgruppen, den 4- til 6-leddede
monosykliske heterosykloalkylgruppen og Ce-Cio-arylgruppen hver eventuelt og
uavhengig kan veere substituert med én eller flere grupper, hver uavhengig valgt blant
C1-Ce-alkyl, Cs-C7-sykloalkyl, 5- eller 6-leddet monosyklisk heteroaryl, 4- til 6-leddet
monosyklisk heterosykloalkyl, Cs-C1o-aryl, halo, C1-Cs-haloalkyl, -OR?, -N(R®)z, -
C(O)R?, -C(O)N(R?®)2, -NHC(O)R?® og -SR?;
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R?, R% R® R’, R og R hver uavhengig er valgt blant H, C1-Cs-alkyl, C3-C7-
sykloalkyl, halo, C1-Cs-haloalkyl, -OR?, -N(R®)2, -C(O)R?, - C(O)N(R®)2 og -
NHC(O)R®, hvor Ci1-Ce-alkylgruppen eventuelt kan veere substituert med én eller flere
grupper, hver uavhengig valgt blant halo, -OH, -O(C;-Cs-alkyl), -NH2, -NH(C1-Cs-
alkyl), -N(C1-Ce-alkyl)2, -SH eller -S(C:-Cs-alkyl);

R3 er H, C1-Cg-alkyl, C3-C7-sykloalkyl, C1-Cs-haloalkyl, -C(O)R?, -C(O)N(R?).
og -NHC(O)R?, hvor C1-Cs-alkylgruppen eventuelt kan veere substituert med én eller
flere grupper, hver uavhengig valgt blant halo, -OH, -O(C1-Cs-alkyl), -NHa, -NH(C1-
Ce-alkyl),-N(C1-Ce-alkyl)2, -SH eller -S(C1-Ce-alkyl);

R*er H, eller R* og R® og det felles karbonatomet som de tilknyttet, gar
sammen og danner en endosyklisk -C(O)-gruppe;

R8 er valgt blant C1-Cs-alkyl, -(C1-Cs-alkylen)m-(Cs-C7-sykloalkyl), -(C1-Cs-
alkylen)m-(5- eller 6-leddet monosyklisk heteroaryl), -(C1-Cs-alkylen)m-(4- til 6-leddet
monosyklisk heterosykloalkyl) og -(C:-Cs-alkylen)m-(Ce-Cio-aryl), hvor Cs-Cr-
sykloalkylgruppen, den 5- eller 6-leddede monosykliske heteroarylgruppen, den 4- til
6-leddede monosykliske heterosykloalkylgruppen og Cs-Cio-arylgruppen hver
eventuelt og uavhengig kan veere substituert med opptil 5 grupper, hver uavhengig
valgt blant C;-Ces-alkyl, C3-C7-sykloalkyl, 5- eller 6-leddet monosyklisk heteroaryl, 4-
til 6-leddet monosyklisk heterosykloalkyl, Cs-Cio-aryl, halo, C1-Cs-haloalkyl, -OR®, -
N(R?%)2, -C(O)R?®, -C(O)N(R®)2,-NHC(O)R® og -SR?; og

hver forekomst av R® uavhengig er valgt blant H, C1-Cs-alkyl, C3-C7-sykloalkyl,
Ce-Caio-aryl og benzyl.

2. Forbindelse ifglge krav 1, med formelen:
RS
RY X R*
n
A
RET NN
N
o / \R1
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og farmasgytisk akseptable salter derav,
hvor:

A er 5- eller 6-leddet monosyklisk heteroaryl eller NH-C(O)-;

X er O, -N(C1-Ce-alkyl)- eller -C(R%)(R), slik at nar X = O eller -N(C1-Ce-
alkyl)-, sa er hver av R% R® R® og R” annet enn -OR?®, -N(R®): eller halo;

ner 0 eller 1, slik at nar n er 0, sa forefinnes ikke R* og R>;

R® er C1-Cs-alkyl, som eventuelt er substituert med en gruppe valgt blant fenyl,
Cs-Cr-sykloalkyl, 5- eller 6-leddet monosyklisk heteroaryl og -OR?®, hvor fenylgruppen
og den 5- eller 6-leddede monosykliske heteroarylgruppen hver eventuelt og
uavhengig kan veere substituert med opptil to grupper, hver uavhengig valgt blant C;-
Cs-alkyl, C3-C7-sykloalkyl, 5 eller 6-leddet monosyklisk heteroaryl, 4- til 6-leddet
monosyklisk heterosykloalkyl, Cs-Cio-aryl, halo, C1-Cs-haloalkyl, -OR®, -N(R®)., -
C(O)R?, -C(O)N(R®),, -NHC(O)R® og -SR?;

R*er H, eller R* og R® og det felles karbonatomet som de er tilknyttet, gar
sammen og danner en endosyklisk -C(O)-gruppe;

hver av R®, R og R!! uavhengig er valgt blant H, C1-Cs-alkyl og -OR?;

R’ er valgt blant H, C1-Cs-alkyl, -OR® og -OH;

R8 er valgt blant C1-Cg-alkyl eller benzyl, hvor fenylresten av benzylgruppen
eventuelt og uavhengig kan veere substituert med opptil 3 grupper, hver uavhengig
valgt blant C:-Ces-alkyl, Cs-C7-sykloalkyl, 5- eller 6-leddet monosyklisk heteroaryl, 4-
til 6-leddet monosyklisk heterosykloalkyl, Cs-Cio-aryl, halo, C1-Cs-haloalkyl, ,-OR?, -
N(R®%)2, -C(O)R?®, -C(O)N(R®),, -NHC(O)R® og -SR?®; og

hver forekomst av R® uavhengig er valgt blant H, C1-Ce-alkyl, C3-C7-
sykloalkyl,Ces-C1o-aryl og benzyl.

3. Forbindelse ifglge krav 1, med formelen (Ib):
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4
RS
RY X R*
n
A
R8T NF N
N
1) / \R1
OH o}
(Ib)

og farmasgytisk akseptable salter derav,
hvor:

A er pyrazolyl, tiadiazolyl, triazolyl, tiazolyl, oksazolyl, oksadiazaolyl eller-
NHC(O)-;

X er O, -N(C1-Cs-alkyl)- eller -C(R'%)(R), slik at nar X = O eller -N(C1-Cs-
alkyl)-, sa er hver av R% R® R® og R” annet enn -OR?®, -N(R®): eller halo;

ner 0 eller 1, slik at nar n er 0, sa forefinnes ikke R* og R>;

R® er C1-Cs-alkyl, som eventuelt er substituert med en gruppe valgt blant fenyl,
C3-Cs-sykloalkyl, 5- eller 6-leddet monosyklisk heteroaryl og -O-(C1-Cs-alkyl), hvor
fenylgruppen og den 5- eller 6-leddede monosykliske heteroarylgruppen hver
eventuelt og uavhengig kan veaere substituert med opptil to grupper, hver uavhengig
valgt blant C1-Cs-alkyl, halo og -O-(C1-Ce-alkyl);

R*er H, eller R* og R® og det felles karbonatomet som de er tilknyttet, gar
sammen og danner en endosyklisk -C(O)- gruppe;

hver av R®, R%? og R*! uavhengig er valgt blant H, C1-Cs-alkyl og -O-(C1-Ce-
alkyl);

R er valgt blant H, C1-Cs-alkyl, -O-(C1-Cs-alkyl) og -OH;

R8 er valgt blant C1-Ce-alkyl eller benzyl, hvor fenylresten av benzylgruppen
eventuelt og uavhengig kan veere substituert med opptil 3 grupper, hver uavhengig
valgt blant C:-Cs-alkyl, -O-(C1-Cs-alkyl) og halo; og

hver forekomst av R® uavhengig er valgt blant H, C1-Ce-alkyl, C3-Cr-
sykloalkyl,Ce-C1o-aryl og benzyl.

4. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-3, hvor A er -NHC(O)-.
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5. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-4, hvor X er -O-; ner 1; og

hver av R* R®og R’ er H.

6. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-4, hvor X er -CH»-; ner 0;
og R’ er H eller -OH.

7. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-6, hvor R8 er benzyl, hvor
fenylresten av benzylgruppen eventuelt og uavhengig kan veere substituert med opptil

3 grupper, hver uavhengig valgt blant F, Cl og metyl.

8. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-7, hvor R* er Ci1-Ce-alkyl,
som eventuelt er substituert med en gruppe valgt blant fenyl, 5- eller 6-leddet
monosyklisk heteroaryl, Cz-C7-sykloalkyl og metoksy, hvor fenylgruppen og den 5-
eller 6-leddede monosykliske heteroarylgruppen hver eventuelt og uavhengig kan vere
substituert med opptil to grupper, hver uavhengig valgt blant metoksy, C-Cs-alkyl 0g

fluor.

9. Forbindelse ifglge krav 1, med strukturen:
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eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.

10.  Farmasgytisk sammensetning omfattende en virksom mengde av en forbindelse
ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 9, eller et farmasgytisk akseptabelt salt
derav, og en farmasgytisk akseptabel barer.
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11.  Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 9, eller et farmasgytisk

akseptabelt salt derav, for bruk ved behandling.

12.  Forbindelse ifalge et hvilket som helst av kravene 1 til 9, eller et farmasgytisk
akseptabelt salt derav, for bruk ved hemming av HIV-integrase, for behandling eller
forebygging av HIV-infeksjon, eller for behandling, forebygging eller forsinkelse av

utvikling eller progresjon av AIDS hos et individ med behov for dette.

13.  Farmasgytisk sammensetning ifglge krav 10, videre omfattende ett eller flere
ytterligere terapeutiske midler valgt blant raltegravir, lamivudin, abacavir, ritonavir,
dolutegravir, arunavir, atazanavir, emtricitabin, tenofovir, elvitegravir, rilpivirin og

lopinavir.
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