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Krav

1. Forbindelse med Formel (Ia):

5 (Ia)

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.

2. Forbindelse ifglge krav 1, som er forbindelsen med Formel (Ib):

10 (Ib)

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.

3. Forbindelse med Formel (IIa):
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(1Ia)

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.

4, Forbindelse ifglge krav 3, som er forbindelse med Formel (IIb):

(1Ib)

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.

5. Farmasgytisk sammensetning omfattende en terapeutisk effektiv mengde av
forbindelsen ifglge et hvilket som helst av kravene 1-4, eller et farmasgytisk
akseptabelt salt derav og en farmasgytisk akseptabel eksipiens,

idet nevnte farmasgytiske sammensetning, som eventuelt omfatter ytterligere ett,
to, tre eller fire ytterligere terapeutiske midler, eventuelt hvor de ytterligere
terapeutiske midler er valgt fra gruppen bestdende av kombinasjonsmidler for HIV,
andre legemidler for behandling av HIV, HIV-proteaseinhibitorer, HIV-ikke-

nukleosid- eller ikke-nukleotid-inhibitorer av revers transkriptase, HIV-nukleosid-
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eller nukleotid-inhibitorer av revers transkriptase, HIV-integrase-inhibitorer, HIV-
ikke-katalytisk sete (eller allosteriske) integrase-inhibitorer, HIV-
inngangsinhibitorer, HIV-modningsinhibitorer, latens-reverserende midler,
forbindelser som er malrettet mot HIV-kapselen, immunbaserte terapier,
fosfatidylinositol-3-kinase(PI3K)-inhibitorer, HIV-antistoffer, bispesifikke antistoffer
og "antistofflignende" terapeutiske proteiner, HIV-p17-matriksproteininhibitorer, IL
-13-antagonister, peptidyl-prolyl-cis-trans-isomerase-A-modulatorer,
proteindisulfidisomerase-inhibitorer, komplement-C5a-reseptorantagonister, DNA-
metyltransferaseinhibitor, HIV-vif-genmodulatorer, Vif-dimeriseringsantagonister,
HIV-1 virusinfeksjonsfaktorinhibitorer, TAT-proteininhibitorer, HIV-1 Nef-
modulatorer, Hck-tyrosinkinase-modulatorer, blandede- avstamning-kinase-3(MLK-
3)-inhibitorer, HIV-1-spleiseinhibitorer, Rev-proteininhibitorer, integrinantagonister,
nukleoproteininhibitorer, spleisningsfaktormodulatorer, COMM-domene som
inneholder protein-1-modulatorer, HIV-ribonuklease H- inhibitorer,
retrocyklinmodulatorer, CDK-9-inhibitorer, dendritiske ICAM-3-gripende ikke-
integrin 1-inhibitorer, HIV-GAG-proteininhibitorer, HIV-POL-proteininhibitorer,
komplementfaktor H-modulatorer, ubiquitin-ligaseinhibitorer, deoksycytidinkinase
inhibitorer, cyklinavhengige kinaseinhibitorer, proproteinkonverterase-PC9-
stimulatorer, ATP-avhengige RNA-helikase DDX3X-inhibitorer, revers transkriptase-
primingkompleksinhibitorer, GGPD og NADH-oksidaseinhibitorer, farmakokinetiske
forsterkere, HIV-genterapi og HIV-vaksiner, eller enhver kombinasjon derav;
eventuelt hvor de ytterligere terapeutiske midler er valgt fra gruppen bestdende av
HIV-proteaseinhiberende forbindelser, HIV-ikke-nukleosidinhibitorer av revers
transkriptase, HIV-ikke-nukleotidinhibitorer av revers transkriptase, HIV-
nukleosidinhibitorer av revers transkriptase, HIV-nukleotidinhibitorer av revers
transkriptase, HIV-integraseinhibitorer, gp41-inhibitorer, CXCR4-inhibitorer, gp120-
inhibitorer, CCR5-inhibitorer, kapsidpolymerisasjonsinhibitorer, farmakokinetiske
forsterkere og andre legemidler for behandling av HIV eller enhver kombinasjon

derav.
6. Farmasgytisk sammensetning ifglge krav 5, hvor

i) den farmasgytiske sammensetning omfatter en terapeutisk effektiv
mengde av forbindelse ifglge krav 1 eller krav 2, og hvor de ytterligere
terapeutiske midler er valgt fra gruppen bestdende av GS-9131, GS-
9148, abakavirsulfat, tenofovir, tenofovirdisoproksil,
tenofovirdisoproksilfumarat, tenofovirdisoproksilhemifumarat,

tenofoviralafenamid, tenofoviralafenamidhemifumarat, 4’-etynyl-2-fluor-
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2’-deoksyadenosin og biktegravir eller et farmasgytisk akseptabelt salt
derav, eventuelt hvor de ytterligere terapeutiske midler er valgt fra
gruppen best3dende av tenofoviralafenamid, tenofoviralafenamidfumarat
og tenofoviralafenamidhemifumarat; eller

ii) den farmasgytiske sammensetning omfatter en terapeutisk effektiv
mengde av forbindelse ifglge krav 3 eller krav 4, og hvor de ytterligere
terapeutiske midler er valgt fra gruppen bestdende av GS-9131, GS-
9148, 4’-etynyl-2-fluor-2’-deoksyadenosin, biktegravir eller et
farmasgytisk akseptabelt salt derav, abakavirsulfat, tenofovir,
tenofovirdisoproksil, tenofovirdisoproksilfumarat,
tenofovirdisoproksilhemifumarat, tenofoviralafenamid,
tenofoviralafenamidhemifumarat, eventuelt hvor de ytterligere
terapeutiske midler er valgt fra gruppen bestdende av 4’-etynyl-2-fluor-
2’-deoksyadenosin, biktegravir eller et farmasgytisk akseptabelt salt
derav, tenofoviralafenamid, tenofoviralafenamidfumarat og

tenofoviralafenamidhemifumarat.

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

akseptabelt salt derav, for anvendelse i terapi.

8. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-4, eller et farmasgytisk
akseptabelt salt derav, til anvendelse i en fremgangsmate for behandling eller
forebygging av en human immunodeficiens-virus (HIV)-infeksjon omfattende
administrasjon av en terapeutisk effektiv mengde av forbindelsen til et individ som

trenger det.

9. Forbindelse til anvendelse ifglge krav 8, hvor fremgangsmaten omfatter
administrasjon av ett, to, tre eller fire ytterligere terapeutiske midler, eventuelt

hvori

i) de ytterligere terapeutiske midlene administreres samtidig med
forbindelsen med formel (Ia), (Ib), (IIa) eller (IIb) eller et farmasgytisk
akseptabelt salt derav, eventuelt hvor forbindelsen med formel (Ia),
(Ib), (I1a) eller (1Ib) kombineres med de ytterligere terapeutiske midler
i en enhetlig doseringsform for samtidig administrasjon; eller

ii) forbindelsen med formel (Ia), (Ib), (IIa) eller (IIb) administreres og de

ytterligere terapeutiske midler administreres sekvensielt.
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10. Forbindelse til anvendelse ifglge krav 9, hvor forbindelsen er en forbindelse
ifglge krav 1 eller krav 2, og hvor de ytterligere terapeutiske midlene er valgt fra
gruppen bestdende av kombinasjonsmidler for HIV, andre legemidler for behandling
av HIV, HIV-proteaseinhibitorer, HIV-ikke-nukleosid- eller ikke-nukleotid-inhibitorer
av revers transkriptase, HIV-nukleosid- eller nukleotid-inhibitorer av revers
transkriptase, HIV-integrase-inhibitorer, HIV-ikke-katalytisk sete (eller allosteriske)
integrase-inhibitorer, HIV-inngangsinhibitorer, HIV-modningsinhibitorer, latens-
reverserende midler, forbindelser som er malrettet mot HIV-kapselen,
immunbaserte terapier, fosfatidylinositol-3-kinase(PI3K)-inhibitorer, HIV-
antistoffer, bispesifikke antistoffer og "antistofflignende" terapeutiske proteiner,
HIV-pl17-matriksproteininhibitorer, IL -13-antagonister, peptidyl-prolyl-cis-trans-
isomerase-A-modulatorer, proteindisulfidisomerase-inhibitorer, komplement-C5a-
reseptorantagonister, DNA-metyltransferaseinhibitor, HIV-vif-genmodulatorer, Vif-
dimeriseringsantagonister, HIV-1 virusinfeksjonsfaktorinhibitorer, TAT-
proteininhibitorer, HIV-1 Nef-modulatorer, Hck-tyrosinkinase-modulatorer,
blandede- avstamning-kinase-3(MLK-3)-inhibitorer, HIV-1-spleiseinhibitorer, Rev-
proteininhibitorer, integrinantagonister, nukleoproteininhibitorer,
spleisningsfaktormodulatorer, COMM-domene som inneholder protein-1-
modulatorer, HIV-ribonuklease H- inhibitorer, retrocyklinmodulatorer, CDK-9-
inhibitorer, dendritiske ICAM-3-gripende ikke-integrin 1-inhibitorer, HIV-GAG-
proteininhibitorer, HIV-POL-proteininhibitorer, komplementfaktor H-modulatorer,
ubiquitin-ligaseinhibitorer, deoksycytidinkinase-inhibitorer, cyklinavhengige
kinaseinhibitorer, proproteinkonverterase-PC9-stimulatorer, ATP-avhengige RNA-
helikase DDX3X-inhibitorer, revers transkriptase-primingkompleksinhibitorer, G6PD
og NADH-oksidaseinhibitorer, farmakokinetiske forsterkere, HIV-genterapi og HIV-
vaksiner, eller enhver kombinasjon derav, eventuelt hvor de ytterligere
terapeutiske midler er valgt fra gruppen bestdende av HIV-proteaseinhiberende
forbindelser, HIV-ikke-nukleosidinhibitorer av revers transkriptase, HIV-ikke-
nukleotidinhibitorer av revers transkriptase, HIV-nukleosidinhibitorer av revers
transkriptase, HIV-nukleotidinhibitorer av revers transkriptase, HIV-
integraseinhibitorer, gp41-inhibitorer, CXCR4-inhibitorer, gp120-inhibitorer, CCR5-
inhibitorer, kapsidpolymerisasjonsinhibitorer, farmakokinetiske forsterkere og andre
legemidler for behandling av HIV eller enhver kombinasjon derav,

eventuelt hvor nevnte forbindelse er kombinert med

i) abakavirsulfat, tenofovir, tenofovirdisoproksil,
tenofovirdisoproksilfumarat, tenofovirdisoproksilhemifumarat,

tenofoviralafenamid, tenofoviralafenamidhemifumarat; eller
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ii) 4’-etynyl-2-fluor-2’-deoksyadenosin, biktegravir eller et farmasgytisk
akseptabelt salt derav; eller

iii) tenofoviralafenamid, tenofoviralafenamidfumarat eller
tenofoviralafenamidhemifumarat; eller

iv) tenofovirdisoproksil, tenofovirdisoproksilfumarat, eller
tenofovirdisoproksilhemifumarat; eller

v) et farste ytterligere terapeutisk middel valgt fra gruppen bestdende av
abakavirsulfat, tenofovir, tenofovirdisoproksil,
tenofovirdisoproksilfumarat, tenofoviralafenamid og
tenofoviralafenamidhemifumarat og et andre ytterligere terapeutisk
middel valgt fra gruppen bestdende av emtricitabin og lamivudin; eller

vi) et farste ytterligere terapeutisk middel valgt fra gruppen bestdende av
tenofovir alafenamidfumarat, tenofoviralafenamid og
tenofoviralafenamidhemifumarat og et andre ytterligere terapeutisk
middel, hvor det andre ytterligere terapeutiske midlet er emtricitabin;
eller

vii) et farste ytterligere terapeutisk middel valgt fra gruppen bestdende av
tenofovirdisoproksilfumarat, tenofovirdisoproksil og
tenofovirdisoproksilhemifumarat og et andre ytterligere terapeutisk

middel, hvor det andre ytterligere terapeutiske midlet er emtricitabin.

11. Forbindelse til anvendelse ifglge krav 9, hvor forbindelsen er en forbindelse
ifglge krav 3 eller krav 4, og hvor de ytterligere terapeutiske midlene er valgt fra
gruppen bestdende av kombinasjonsmidler for HIV, andre legemidler for behandling
av HIV, HIV-proteaseinhibitorer, HIV-ikke-nukleosid- eller ikke-nukleotid-inhibitorer
av revers transkriptase, HIV-nukleosid- eller nukleotid-inhibitorer av revers
transkriptase, HIV-integrase-inhibitorer, HIV-ikke-katalytiske sete (eller
allosteriske) integrase-inhibitorer, HIV-inngangsinhibitorer, HIV-
modningsinhibitorer, latens-reverserende midler, forbindelser som er malrettet mot
HIV-kapselen, immunbaserte terapier, fosfatidylinositol-3-kinase(PI3K)-inhibitorer,
HIV-antistoffer, bispesifikke antistoffer og "antistofflignende" terapeutiske
proteiner, HIV-p17-matriksproteininhibitorer, IL -13-antagonister, peptidyl-prolyl-
cis-trans-isomerase-A-modulatorer, proteindisulfidisomerase-inhibitorer,
komplement-C5a-reseptorantagonister, DNA-metyltransferaseinhibitor, HIV-vif-
genmodulatorer, Vif-dimeriseringsantagonister, HIV-1
virusinfeksjonsfaktorinhibitorer, TAT-proteininhibitorer, HIV-1 Nef-modulatorer,
Hck-tyrosinkinase-modulatorer, blandede- avstamning-kinase-3(MLK-3)-inhibitorer,

HIV-1-spleiseinhibitorer, Rev-proteininhibitorer, integrinantagonister,
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nukleoproteininhibitorer, spleisningsfaktormodulatorer, COMM-domene som
inneholder protein-1-modulatorer, HIV-ribonuklease H- inhibitorer,
retrocyklinmodulatorer, CDK-9-inhibitorer, dendritiske ICAM-3-gripende ikke-
integrin 1-inhibitorer, HIV-GAG-proteininhibitorer, HIV-POL-proteininhibitorer,
komplementfaktor H-modulatorer, ubiquitin-ligaseinhibitorer, deoksycytidinkinase
inhibitorer, cyklinavhengige kinaseinhibitorer, proproteinkonverterase-PC9-
stimulatorer, ATP-avhengige RNA-helikase DDX3X-inhibitorer, revers transkriptase-
primingkompleksinhibitorer, GGPD og NADH-oksidaseinhibitorer, farmakokinetiske
forsterkere, HIV-genterapi og HIV-vaksiner, eller enhver kombinasjon derav,
eventuelt hvor de ytterligere terapeutiske midler er valgt fra gruppen bestdende av
HIV-proteaseinhiberende forbindelser, HIV-ikke-nukleosidinhibitorer av revers
transkriptase, HIV-ikke-nukleotidinhibitorer av revers transkriptase, HIV-
nukleosidinhibitorer av revers transkriptase, HIV-nukleotidinhibitorer av revers
transkriptase, HIV-integraseinhibitorer, gp41-inhibitorer, CXCR4-inhibitorer, gp120-
inhibitorer, CCR5-inhibitorer, kapsidpolymerisasjonsinhibitorer, farmakokinetiske
forsterkere og andre legemidler for behandling av HIV eller enhver kombinasjon
derav,

eventuelt hvor nevnte forbindelse er kombinert med

i) 4'-etynyl-2-fluor-2'-deoksyadenosin, biktegravir eller et farmasgytisk
akseptabelt salt derav, abakavirsulfat, tenofovir, tenofovirdisoproksil,
tenofovirdisoproksilfumarat, tenofovirdisoproksilhemifumarat,
tenofoviralafenamid eller tenofoviralafenamidhemifumarat; eller

i) 4'-etynyl-2-fluor-2'-deoksyadenosin, biktegravir eller et farmasgytisk
akseptabelt salt derav, tenofoviralafenamid, tenofoviralafenamidfumarat
eller tenofoviralafenamidhemifumarat; eller

iii) 4'-etynyl-2-fluor-2'-deoksyadenosin, biktegravir eller et farmasgytisk
akseptabelt salt derav, tenofovirdisoproksil,
tenofovirdisoproksilhemifumarat eller tenofovirdisoproksilfumarat; eller

iv) et forste ytterligere terapeutisk middel valgt fra gruppen bestdende av
4'-etynyl-2-fluor-2'-deoksyadenosin, abakavirsulfat, tenofovir,
tenofovirdisoproksil, tenofovirdisoproksilfumarat, tenofoviralafenamid og
tenofoviralafenamidhemifumarat og et andre ytterligere terapeutisk
middel valgt fra gruppen bestdende av emtricitabin og lamivudin; eller

v) et farste ytterligere terapeutisk middel valgt fra gruppen bestdende av
4'-etynyl-2-fluor-2'-deoksyadenosin, tenofovir alafenamidfumarat,

tenofoviralafenamid og tenofoviralafenamidhemifumarat og et andre
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ytterligere terapeutisk middel, hvor det andre ytterligere terapeutiske
midlet er emtricitabin; eller

vi) et farste ytterligere terapeutisk middel valgt fra gruppen bestdende av
4'-etynyl-2-fluor-2'-deoksyadenosin, tenofovirdisoproksilfumarat,
tenofovirdisoproksil og tenofovirdisoproksilhemifumarat og et andre
ytterligere terapeutisk middel, hvor det andre ytterligere terapeutiske

midlet er emtricitabin.

12. Farmasgytisk sammensetning ifglge et hvilket som helst av kravene 5-6,
hvor sammensetningen er en oral formulering eller en parenteral formulering,
eventuelt hvor den parenterale formuleringen administreres subkutant eller

intramuskuleert til et individ som trenger det.

13. Forbindelse valgt fra gruppen bestdende av:

Cl

D“— f Gh /q
EE =N ? /
O o N
SvF

F F
og

14. Parenteral formulering ifglge krav 12, hvor formuleringen omfatter

i) saline og eventuelt videre omfatter en poloksamer, eventuelt hvori
poloksameren er poloksamer 338 eller poloksamer 188, eventuelt hvor
poloxameren er poloksamer 188, idet konsentrasjonen av poloksameren
188 i saline er ca. 1% til ca. 10%, eventuelt ca. 1% til ca. 3%, eventuelt
ca. 2%; eller

i) N-metyl-2-pyrrolidon, eventuelt hvor formuleringen bestar i det
vesentlige av N-metyl-2-pyrrolidon; eller

iii) dimetylsulfoksid, eventuelt hvor formuleringen bestar i det vesentlige av
dimetylsulfoksid; eller

iv) vann og/eller en alkohol, eventuelt hvor nevnte alkohol er etanol
og/eller polyetylenglykol, eventuelt hvor polyetylenglykolet har en
gjennomsnittlig molekylvekt p§ ca. 200 g/mol og/eller en uorganisk

base, eventuelt hvor den uorganiske basen er natriumhydroksyd.
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15. Parenteral formulering ifglge krav 12 og 14, del iv), hvor formuleringen
omfatter ca. 5 % til ca. 20 % etanol, ca. 5 % til ca. 20 % vann og ca. 60 % til 90
% polyetylenglykol 200; eventuelt omfattende ca. 10 % til ca. 15 % etanol, ca.
10 % til ca. 15 % vann og ca. 70 % til ca. 80 % polyetylenglykol 200; eventuelt
omfattende ca. 10 % etanol, ca. 12 % vann og ca. 78 % polyetylenglykol 200.

16. Formulering ifglge et hvilket som helst av kravene 12, 14 og 16, hvor

forbindelsen er tilstede som et natriumsalt.
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