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1
Patentkrav:
1. Forbindelse med formel (I):
R* R®
DO
RE ij\
R7 RBR‘ NH1
"
X3 X
Q hed
RZ (D
hvor

X!, X2, og X3 er hver uavhengig N eller C(R!!), forutsatt at maksimalt 2 av X?,
X2, og X3 er N;

R! er -H, -CN, -OR?, -C(0)OR?, halogen, C;.galkyl, Cs.iocykloalkyl, eller C;.
sheteroalkyl, hvor hver C,.galkyl, Cs.;ocykloalkyl, og C;.sheteroalkyl er eventuelt
substituert med 1, 2, 3, 4, eller 5 R*?-grupper, som kan veere like eller

forskjellige;

R? er -H, -CN, -OR?, -NR®R®, -C(0O)OR?, halogen, C;.calkyl, Cs.1ocykloalkyl, eller
Ci.eheteroalkyl, hvor hver C,_galkyl, Cs.iocykloalkyl, og C;.¢heteroalkyl er
eventuelt substituert med 1, 2, 3, 4, eller 5 R**-grupper, som kan vare like

eller forskjellige;

R3 er -H, -OR?, -SR?, -NR?R®, -NHC(O)NR®R®, C;.calkyl, Cs.1ocykloalkyl, eller C;.
sheteroalkyl, hvor hver C;_galkyl, Cs.;9cykloalkyl, og C;_¢heteroalkyl er eventuelt
substituert med 1, 2, 3, 4, eller 5 Rlz-grupper, som kan veere like eller

forskjellige;

R* er -H, -OR?, halogen, -NO,, -CN, -NR?R®, -NHC(O)NR®R®, -OC(O)NR®R?,-
CH,C(O)NR®R®, C;.qalkyl, Cs.1ocykloalkyl, eller C;_gheteroalkyl, hvor hver C;.
salkyl, Cs.jocykloalkyl, og C;¢heteroalkyl er eventuelt substituert med 1, 2, 3, 4,

eller 5 R*>-grupper, som kan veere like eller forskjellige;
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R> er -H, -OR?, halogen, -NO,, -CN, -NR?R®, -NHC(O)NR®R®, -OC(O)NR®R®,
-CH,C(O)NR®RP, C,_salkyl, Cs.1ocykloalkyl, eller C;.¢heteroalkyl, hvor hver C;.
salkyl, Cs.jocykloalkyl, og C;¢heteroalkyl er eventuelt substituert med 1, 2, 3, 4,

eller 5 R*>-grupper, som kan veere like eller forskjellige;

R® er -H, -OR?, halogen, -NO,, -CN, -NR°R®, -NHC(O)NR’R®, -OC(O)NR"R®,
-CH,C(O)NR®RP, C,_salkyl, Cs.1ocykloalkyl, eller C;.¢heteroalkyl, hvor hver C;.
salkyl, Cs.iocykloalkyl, og C;¢heteroalkyl er eventuelt substituert med 1, 2, 3, 4,

eller 5 R*>-grupper, som kan veere like eller forskjellige;

R’ er Cy.galkyl, Cs.1ocykloalkyl, Ci.gheteroalkyl, halogen, -OR?, -CN, eller -NO,,
hvor hver Ci_galkyl, Cs.jocykloalkyl, og C;.¢heteroalkyl er eventuelt substituert

med 1, 2, 3, 4, eller 5 R*-grupper, som kan vaere like eller forskjellige;

R® er Cigalkyl, Cs.iocykloalkyl, Ci.¢heteroalkyl, halogen, -OR?, -CN, eller -NO,,
hvor hver Cy_galkyl, Cs.jocykloalkyl, og Ci.¢heteroalkyl er eventuelt substituert

med 1, 2, 3, 4, eller 5 R*?-grupper, som kan vaere like eller forskjellige;

R® er -H, Ciealkyl, eller Cs.igcykloalkyl, hvor hver C;galkyl og Cs.jocykloalkyl er
eventuelt substituert med 1, 2, 3, 4, eller 5 R*?-grupper, som kan vaere like

eller forskjellige;

R er -H, Ci-ealkyl, eller Cs.jgcykloalkyl, hvor hver Cigalkyl og Cs.jpocykloalkyl er
eventuelt substituert med 1, 2, 3, 4, eller 5 R*?>-grupper, som kan vaere like

eller forskjellige;

hver R er uavhengig -H, -CN, -OR?, -C(O)OR?, halogen, C;.galkyl, Cs.
1ocykloalkyl, eller C;_¢heteroalkyl, som kan veere like eller forskjellige, hvor hver
Ci-ealkyl, Cs.jpocykloalkyl, og C;.¢heteroalkyl er eventuelt substituert med 1, 2, 3,

4, eller 5 R2-grupper, som kan veere like eller forskjellige;

hver R!? er uavhengig C;.¢alkyl, Cs.1ocykloalkyl, Ci.gsheteroalkyl, 5-10-leddet
heterocyklyl, Cg_1paryl, 5-10-leddet heteroaryl, halogen, -OR?, -C(O)R?, -
C(0)OR?, -C(O)NR®R®, -OC(O)NRZRP, -NR3C(0O)ORP, -SR?, -5(0);.,R?, -S(0),F, -
S(0),NR®RP, -NR3S(0),R?, -N5, -CN, eller -NO,; hvor hver C;_galkyl, Cs.
1ocykloalkyl, C;i.¢heteroalkyl, og 5-10-leddet heterocyklyl er eventuelt
substituert med 1, 2, 3, 4, eller 5 substituenter valgt fra halogen, -OR?, -
C(0O)R?, -C(0O)OR?, -C(O)NR?RP, -OC(O)NR?RP, -NR3C(O)ORP, -SR?, -5(0);.5R?, -



NO/EP3237398

S(0),F, -S(0)-NR?RP, -NR?S(0)5R®, -N3, -CN, og -NO,-grupper, som kan vaere

like eller forskjellige;

hver R? og R® er uavhengig -H, -NH,, Cy.¢alkyl, Cs.1ocykloalkyl, Ci.gheteroalkyl,
5-10-leddet heterocyklyl, Cg.10aryl, eller 5-10-leddet heteroaryl, hvor hver C;.
salkyl, Cs.jocykloalkyl, C;.¢heteroalkyl, 5-10-leddet heterocyklyl, Cg_j0aryl, og 5-
10-leddet heteroaryl er eventuelt substituert med 1, 2, 3, 4, eller 5 R**-grupper,
som kan veere like eller forskjellige; eller R* og R sammen med atomene som

de er festet til danner et 5-10-leddet-heterocyklus; og

hver R!® er uavhengig -CN, halogen, C;.¢alkyl, Cs.iocykloalkyl, C;.¢heteroalkyl,
eller 5-10-leddet heterocyklyl,

hvor "aryl" refererer til en enkelt all-karbon-aromatisk ring eller et

multikondensert-all-karbon-ringsystem hvor minst en av ringene er aromatisk,
hvor multikondenserte-ringsystemer eventuelt er substituert med en eller flere
oksogrupper pa en hvilken som helst karbocyklisk del av det multikondenserte-

ringsystemet,
eller en tautomer eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.

2. Forbindelse ifglge krav 1, eller en tautomer eller et farmasgytisk akseptabelt
salt derav, hvor R2 er -H, -CN, -ORa eller C1-6alkyl, eventuelt hvor R2 er -CN.

3. Forbindelse ifglge krav 1, med formel (II)
R* R3
Be§:
RS N//K
R7 R® NH
R~y
&
Xﬁ\ X2
T
1l
N (Im)
hvor
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X!, X2, og X* er hver uavhengig N eller C(R'?), forutsatt at maksimalt 2 av X?,
X2, og X> er N;

R! er -H, -CN, -OR?, -C(0)OR?, halogen eller C;.galkyl, hvor Ci_galkyl er
eventuelt substituert med 1, 2, 3, 4, eller 5 R**-grupper, som kan vaere like

eller forskjellige;

R3 er -H, -OR?, -NR®R?, -NHC(O)NR?®R®, C,.¢alky! eller C,.cheteroalkyl, hvor hver
Cisalkyl og Ci.gheteroalkyl er eventuelt substituert med 1, 2, 3, 4, eller 5 R**-

grupper, som kan vaere like eller forskjellige;

R* er -H, -OR?, halogen, -NO,, -CN, -NR?R®, C,_alkyl eller C;.¢heteroalkyl, hvor
hver C;_galkyl og C;.¢heteroalkyl er eventuelt substituert med 1, 2, 3, 4, eller 5

R'2-grupper, som kan veere like eller forskjellige;

R> er -H, -OR?, halogen, -NO,, -CN, -NR?RP, -NHC(O)NR®R®, -OC(O)NR®R?,
-CHZC(O)NRaRb, Ci-ealkyl, Cs.iocykloalkyl, eller Ci_gheteroalkyl, hvor hver C;.
salkyl, Cs.iocykloalkyl, og C;_¢heteroalkyl er eventuelt substituert med 1, 2, 3, 4,

eller 5 R*2-grupper, som kan veere like eller forskjellige;

R® er -H, -OR?, halogen, -NO,, -CN, -NR?R®, C,_salkyl eller C;.¢heteroalkyl, hvor
hver C;_galkyl og C;.¢heteroalkyl er eventuelt substituert med 1, 2, 3, 4, eller 5

R'2-grupper, som kan veere like eller forskjellige;

R’ er Cy.¢alkyl, Cigheteroalkyl, halogen, -OR?, -CN, eller -NO,, hvor hver C;.
calkyl er eventuelt substituert med 1, 2, 3, 4, eller 5 R*?>-grupper, som kan vaere

like eller forskjellige;

R er C,.6alkyl, Ci¢heteroalkyl, halogen, -OR?, -CN, eller -NO;, hvor hver C;.
calkyl er eventuelt substituert med 1, 2, 3, 4, eller 5 R*?>-grupper, som kan vaere

like eller forskjellige;

R® er -H eller Ci_galkyl, hvor C;.¢alkyl er eventuelt substituert med 1, 2, 3, 4,

eller 5 R'2-grupper, som kan veere like eller forskjellige;

R er —H eller C,.galkyl, hvor Ci.galkyl er eventuelt substituert med 1, 2, 3, 4,

eller 5 R'2-grupper, som kan veere like eller forskjellige;
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hver R er uavhengig -H, -CN, -OR?, -C(O)OR?, halogen eller C;_alkyl, som kan
veere like eller forskjellige, hvor C;.salkyl er eventuelt substituert med 1, 2, 3, 4,

eller 5 R*>-grupper, som kan veere like eller forskjellige;

hver R!? er uavhengig C;.¢alkyl, Cs.1ocykloalkyl, Ci.gsheteroalkyl, 5-10-leddet
heterocyklyl, Cg_1paryl, 5-10-leddet heteroaryl, halogen, -OR?, -C(O)R?, -
C(0)OR?, -C(O)NR?R®, -OC(O)NR®R®, -NR?C(O)OR®, -SR?, -S(0);.,R?, -S(O),F, -
S(0),NR®RP, -NR3S(0),R?, -N5, -CN, eller -NO,; hvor hver Cy_galkyl, Cs.
1ocykloalkyl, C,.¢heteroalkyl, og 5-10-leddet heterocyklyl er eventuelt
substituert med 1, 2, 3, 4, eller 5 substituenter valgt fra halogen, -OR?, -
C(0O)R?, -C(0O)OR?, -C(O)NR?RP, -OC(O)NR?RP, -NR?C(O)OR®, -SR?, -S(0);.,R?, -
S(0),F, -S(0)-NR?RP, -NR?S(0)5R®, -N3, -CN, og -NO,-grupper, som kan veaere

like eller forskjellige;

hver R? og RP er uavhengig -H, C,galkyl, Cs.iocykloalkyl, C;.¢sheteroalkyl, 5-10-
leddet heterocyklyl, Ces.10aryl, eller 5-10-leddet heteroaryl, hvor hver C;_galkyl,
Cs.1ocykloalkyl, Cigheteroalkyl, 5-10-leddet heterocyklyl, Cs-10aryl, og 5-10-
leddet heteroaryl er eventuelt substituert med 1, 2, 3, 4, eller 5 R**-grupper,
som kan veere like eller forskjellige; eller R* og R sammen med atomene som

de er festet til danner et 5-10leddet heterocyklus; og

hver R er uavhengig -CN, halogen, C,_galkyl, Cs.iocykloalkyl, C;.cheteroalkyl,
eller 5-10-leddet heterocyklyl,

eller en tautomer eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.

Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-3, eller en tautomer

Ery

10
Rgﬁ/R
Il

N eller

Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-4, eller en tautomer

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, hvor X!, X?, og X3 er hver CH; eller
X! er N; X% er CH; og X3 er CH; eller
X!, X2, og X3 er C(R!?), idet hver R!'! er uavhengig valgt fra -H, -CN, -OR?, halogen
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og Ciealkyl; og idet R! er valgt fra -H, -CN, -OR?, halogen og C;_salkyl; eller
X!, X2, og X er C(R'Y), idet hver R'! er -H; og idet R! er -H.

6. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-5, eller en tautomer
eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, hvor R* er -H, -OR?, -NR°R®, -
NHC(O)NR?RP, C,_¢alkyl eller Ci.¢heteroalkyl, eventuelt hvor R* er -H, -OR?, -NRRP,
eller -NHC(O)NR®R®, eventuelt hvor R* er -NH, eller -OH.

7. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-6, eller en tautomer
eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, hvor R? er -H, -OR?, halogen, -NO,, -
CN, -NR?RP, -NHC(O)NR®R®, eller C,.¢alkyl; og/eller

R> er -H, -OR?, halogen, -NO,, -CN, -NR?RP, -NHC(O)NR®R?, eller C;.¢alkyl; og/eller
R® er -H, -OR?, halogen, -NO,, -CN, -NR?RP, -NHC(O)NR®R®, eller C;_galkyl.

8. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-7, eller en tautomer
eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, hvor to av R*, R, og R® er -H, -OR?,
halogen, -NO,, -CN, -NR®R®?, -NHC(O)NR®R®, eller C;_galkyl; eller

to av R*, R® og R® er -H, og en av R*, R®, og R® er -H, -OR?, halogen, -NO,, -NR?R®,
eller Cygalkyl.

9. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-8, eller en tautomer
eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, hvor R® er -H; eller hvor R, R®, og R®

er -H.

10. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-9, eller en tautomer
eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, hvor R’ er C;_galkyl, Ci_¢heteroalkyl,
halogen, -OR?, -CN, eller -NO;; og/eller

R® er C,¢alkyl, Ci.gheteroalkyl, halogen, -OR?, -CN, eller -NO,; eventuelt hvor

R” og R® er like og er valgt fra C;_¢alkyl, Ci.sheteroalkyl, halogen, -OR?, -CN, eller -

NO,; eventuelt hvor R” og R® er C_galkyl, eventuelt hvor R’ og R® er metyl.

11. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-10, eller en tautomer
eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, hvor R® er -H eller C;.galkyl; og/eller
R er -H eller C;_galkyl;

eventuelt hvor R og R er -H.
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12. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-11, eller en tautomer
eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav,

hvor Q er valgt fra

eventuelt, hvor Q er



NO/EP3237398

8
13. Forbindelse ifglge krav 1 valgt fra gruppen bestdende av:
Structure Compound 1D
=N
NéJ\NH

I
N
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14. Forbindelse ifglge krav 1 med formel:

N

eller 7

eller en tautomer eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.

15. Forbindelse ifglge krav 1 med formel:

NH,

(A
N/)\NH

N

eller en tautomer eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.
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19

16. Farmasgytisk sammensetning omfattende en forbindelse ifglge et hvilket
som helst av kravene 1-15, eller en tautomer eller et farmasgytisk akseptabelt salt
derav, og en farmasgytisk akseptabel baerer, eventuelt videre omfattende minst ett
eller flere ytterligere terapeutisk middel, eventuelt hvor det minst ene eller flere
ytterligere terapeutisk middel er valgt fra gruppen bestdende av HIV-
proteaseinhiberende forbindelser, HIV-ikke-nukleosidinhibitorer av revers
transkriptase, HIV-nukleosidinhibitorer av revers transkriptase, HIV-
nukleotidinhibitorer av revers transkriptase, HIV-integrase-inhibitorer, gp41-
inhibitorer, CXCR4-inhibitorer, gp120-inhibitorer, CCR5-inhibitorer,
kapsidpolymerisasjonsinhibitorer og andre legemidler for behandling av HIV, og

kombinasjoner derav.

17. Kit omfattende en forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-15,

eller en tautomer eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.

18. Fremgangsmate for fremstilling omfattende en enhetsdose av en forbindelse
ifglge et hvilket som helst av kravene 1-15 eller en tautomer eller et farmasgytisk

akseptabelt salt derav.

19. Forbindelse ifglge hvilket som helst av kravene 1-15, eller et tautomer eller
et farmasgytisk akseptabelt salt derav, til anvendelse i en fremgangsmate for
behandling eller forebygging av en HIV-infeksjon i et individ som omfatter
administrering til individet som trenger det, en forbindelse ifglge et hvilket som
helst av kravene 1 -15 eller en tautomer eller et farmasgytisk akseptabelt salt
derav i kombinasjon med en terapeutisk effektiv mengde av en eller flere
ytterligere terapeutiske midler valgt fra gruppen bestdende av HIV-
proteaseinhiberende forbindelser, HIV-ikke-nukleosidinhibitorer av revers
transkriptase, HIV-nukleosidinhibitorer av revers transkriptase, HIV-
nukleotidinhibitorer av revers transkriptase, HIV-integrase-inhibitorer, gp41-
inhibitorer, CXCR4-inhibitorer, gp120-inhibitorer, CCR5-inhibitorer,
kapsidpolymerisasjonsinhibitorer og andre legemidler for behandling av HIV, og

kombinasjoner derav.

20. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-15, eller en tautomer

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, for bruk i medisinsk terapi.
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20

21. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-15, eller en tautomer
eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, for bruk i behandling eller forebygging

av en HIV-virusinfeksjon i et individ.

22. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-15, eller en tautomer
eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, for hemming av HIV-revers

transkriptase in vitro.
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