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1 

Krav 

1. Forbindelse med formel (la) 

 

 (Ia) 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav, hvor: 5 

A’ er C3-7monocyklisk cykloalkyl; hvor hver C3-7monocyklisk cykloalkyl 

eventuelt er substituert med 1 til 5 R4-grupper; 

hver R4 er uavhengig valgt fra gruppen bestående av okso, metyl og etyl; 

eller to R4 koblet til samme eller tilstøtende karbonatomer danner en spiro- 

eller kondensert C3-6cykloalkyl- eller 4 til 6-leddet heterocyklylring; 10 

R1 er valgt fra gruppen bestående av H, C1-4alkyl, C1-4halogenalkyl og C3-

6cykloalkyl; 

R2 er valgt fra gruppen bestående av hydrogen, C1-3halogenalkyl og C1-

3alkyl; 

R3 er valgt fra gruppen bestående av fenyl substituert med minst 3 R5-15 

grupper; og 

hver R5 er uavhengig valgt fra gruppen bestående av C1-3alkyl og halogen. 

 

2. Forbindelse ifølge krav 1, eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav, hvor 

A’ er valgt fra gruppen bestående av cykloheksyl og cyklopentyl; hver av disse er 20 

eventuelt substituert med en eller to R4-grupper, hvor hver R4 er uavhengig valgt 

fra gruppen bestående av okso og metyl; eller to R4 som er koblet til samme eller 

tilstøtende karbonatomer, danner et spiro-dioksolan eller en kondensert 

cyklopropylring. 

 25 

3. Forbindelse ifølge krav 1, eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav, hvor 

A’ er substituert med to R4-grupper, hvor de to R4 som er koblet til samme eller 

tilstøtende karbonatomer danner et spiro-dioksolan eller en kondensert 

cyklopropylring. 

 30 
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4. Forbindelse med formel (lb) 

 

 (Ib) 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav, hvor: 

X1, X2 og X3 er hver uavhengig valgt fra gruppen bestående av CHR4, C=O 5 

og CH2CHR4; forutsatt at ikke mer enn en av X1, X2 og X3 er C=0; 

hver R4 er uavhengig valgt fra gruppen bestående av H og CH3; 

R1 er valgt fra gruppen bestående av H, C1-4alkyl, C1-4halogenalkyl og C3-

6cykloalkyl; 

R2 er valgt fra gruppen bestående av hydrogen, C1-3halogenalkyl og C1-10 

3alkyl; 

R3 er valgt fra gruppen bestående av fenyl substituert med tre R5-grupper; 

og 

hver R5 er uavhengig valgt fra gruppen bestående av C1-3alkyl og halogen; 

 15 

eventuelt hvor R4 er H. 

 

5. Forbindelse ifølge krav 4, eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav, hvor 

 

i) X3 er CHR4; og X1 og X2 er hver uavhengig CHR4 eller C=O, eventuelt 20 

hvor -X1-X2-X3- er –CH2-CH2-CH2-; eller 

ii) en av X1 og X3 er CH2CHR4 og den andre av X1 og X3 er CHR4; og X2 

er CHR4 eller C=O, eventuelt hvor -X1-X2-X3- er valgt fra gruppen 

bestående av –CH2-CH2-CH2-CH2- og –CH2-C(O)-CH2-CH2-. 

 25 

6. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av de foregående krav, eller et 

farmasøytisk akseptabelt salt derav, hvor R2 er valgt fra gruppen bestående av 

hydrogen, CHF2, metyl og C1-3halogenalkyl, eventuelt hvor R2 er hydrogen eller 

CHF2. 

 30 

7. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 4-6, eller et farmasøytisk 

akseptabelt salt derav, hvor 

NO/EP3237416



3 

 

   

 

er valgt fra gruppen bestående av: 

 5 

 

 og . 

 

8. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av de foregående krav, eller et 

farmasøytisk akseptabelt salt derav, hvor R3 er fenyl substituert med tre R5-10 

grupper, hvor hver R5 uavhengig er valgt fra gruppen bestående av metyl, etyl og 

halogen, eventuelt hvor hver R5 er uavhengig valgt fra gruppen bestående av 

metyl, fluor og klor, 

eventuelt hvor R3 er valgt fra gruppen bestående av: 

 15 

 

og , 

eventuelt hvor R3 er 
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. 

 

9. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 4-8, eller et farmasøytisk 

akseptabelt salt derav, hvor R1 er valgt fra gruppen bestående av H, C1-3alkyl, C1-

2halogenalkyl og C3-5cykloalkyl. 5 

 

10. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1-8, eller et farmasøytisk 

akseptabelt salt derav, hvor R1 er valgt fra gruppen bestående av hydrogen, metyl, 

etyl, propyl, isopropyl, CH2CF3, CH2CHF2 og cyklopropyl, eventuelt hvor R1 er etyl; 

eller hvor R1 er valgt fra gruppen bestående av C1-4halogenalkyl og C3-6cykloalkyl, 10 

eventuelt hvor R1 er valgt fra gruppen bestående av CH2CF3, CH2CHF2 og 

cyklopropyl. 

 

11. Forbindelse ifølge krav 1 valgt fra gruppen bestående av 

 15 
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og   

 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 

 

12. Farmasøytisk sammensetning omfattende en forbindelse ifølge et hvilket 5 

som helst av kravene 1-11, eller farmasøytisk akseptabelt salt derav, og et 

farmasøytisk akseptabelt eksipiens, eventuelt hvor den farmasøytiske 

sammensetningen videre omfatter: 

 

i) ett eller flere ytterligere terapeutiske midler, eventuelt hvor den ene 10 

eller flere ytterligere terapeutiske midler er et anti-HIV-middel, 

eventuelt hvor den ene eller flere ytterligere terapeutiske midler er 

valgt fra gruppen bestående av HIV-protease-inhibitorer, HIV-ikke-

nucleosid-inhibitorer av revers transkriptase , HIV-nukleosid- eller 

nukleotid-inhibitorer av revers transkriptase, og kombinasjoner 15 

derav; eller 

ii) et første ytterligere terapeutisk middel valgt fra gruppen bestående 

av: abakavirsulfat, tenofovir, tenofovir disoproksil fumarat, tenofovir 

alafenamid og tenofovir alafenamid hemifumarat og et andre 

ytterligere terapeutisk middel valgt fra gruppen bestående av 20 

emtricitabin og lamivudin. 

 

13. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1-11 eller en farmasøytisk 

sammensetning ifølge krav 12 for anvendelse i en fremgangsmåte for å behandle 

en HIV-infeksjon i et menneske som har eller er i fare for å ha infeksjonen ved å 25 

administrere til mennesket en terapeutisk effektiv mengde av en forbindelse ifølge 

et hvilket som helst av kravene 1-11 eller en farmasøytisk sammensetning ifølge 

krav 12, eventuelt hvor nevnte fremgangsmåte 

 

i) videre omfatter å administrere til mennesket en terapeutisk effektiv 30 

mengde av ett eller flere ytterligere terapeutiske midler, eventuelt 

hvor det ene eller flere ytterligere terapeutiske midler er et anti-HIV-

middel, eventuelt hvor det ene eller flere ytterligere terapeutiske 

midler er valgt fra gruppen bestående av HIV-protease-inhibitorer, 

HIV-ikke-nucleosid-inhibitorer av revers transkriptase , HIV-35 
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nukleosid- eller nukleotid-inhibitorer av revers transkriptase, og 

kombinasjoner derav; eller 

ii) videre omfatter å administrere til mennesket et første ytterligere 

terapeutisk middel valgt fra gruppen bestående av: abakavirsulfat, 

tenofovir, tenofovir disoproksil fumarat, tenofovir alafenamid og 5 

tenofovir alafenamid hemifumarat og et andre ytterligere terapeutisk 

middel valgt fra gruppen bestående av emtricitabin og lamivudin. 

 

14. Forbindelse ifølge i et hvilket som helst av kravene 1-11, eller et 

farmasøytisk akseptabelt salt derav, eller en farmasøytisk sammensetning ifølge 10 

krav 12 for anvendelse i medisinsk terapi. 

 

15. Forbindelse ifølge i et hvilket som helst av kravene 1-11, eller et 

farmasøytisk akseptabelt salt derav, eller en farmasøytisk sammensetning ifølge 

krav 12 for anvendelse i den profylaktiske eller terapeutiske behandling av en HIV-15 

infeksjon. 
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