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1. Junginys, turintis formulę
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kurioje

q yra 0, 1, 2, 3 arba 4;

R1 yra vandenilis; arilas; formilas; C1-6alkilkarbonilas; C1-6alkilas; C1-6alkiloksikarbonilas; C1-6alkilas, pakeistas formilu, C1-6alkilkarbonilu, C1-6alkiloksikarbonilu, C1-6alkilkarboniloksiradikalu; C1-6alkiloksiC1-6alkilkarbonilas, pakeistas C1-6alkiloksikarbonilu;

R2a yra cianogrupė, aminokarbonilas, mono- arba di(metil)aminokarbonilas, C1-6alkilas, pakeistas cianogrupe, aminokarbonilu arba mono- arba di(metil)aminokarbonilu, C2-6alkenilas, pakeistas cianogrupe arba C2-6alkinilas, pakeistas cianogrupe;

kiekvienas R2 nepriklausomai yra hidroksilas, halogenas, C1-6alkilas, pasirinktinai pakeistas cianogrupe arba -C((O)R6, C3-7cikloalkilas, C2-6alkenilas, pasirinktinai pakeistas vienu arba daugiau halogeno atomų arba cianogrupe, C2-6alkinilas, pasirinktinai pakeistas vienu arba daugiau halogeno atomų arba cianogrupe, C1-6alkiloksigrupė, C1-6alkiloksikarbonilas, karboksilas, cianogrupė, nitrogrupė, aminogrupė, mono- arba di(C1-6)alkilaminogrupė, polihalogenmetilas, polihalogenmetiloksigrupė, polihalogenmetitiogrupė, -S((O)pR6, -NH-S((O)pR6, -C((O)R6, -NHC((O)H, -C((O)NHNH2, -NHC((O)R6, -C((NH)R6 arba radikalas, kurio formulė
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kurioje

kiekvienas A nepriklausomai yra N, CH arba CR6;

B yra NH, O, S arba NR6;

p yra 1 arba 2; ir

R6 yra metilo, amino, mono- arba dimetilamino arba polihalogenmetilo grupė;

L yra C1-10alkilas, C2-10alkenilas, C2-10alkinilas, C3-7cikloalkilas, kur kiekviena iš minėtųjų alifatinių grupių gali būti pakeista vienu arba dviem pakaitais, nepriklausomai parinktais iš

- C3-7cikloalkilo,

- indolilo arba izoindolilo, kiekvieno pasirinktinai pakeisto vienu, dviem, trimis arba keturiais pakaitais, nepriklausomai parinktais iš halogeno, C1-6alkilo, hidroksilo, C1-6alkiloksigrupės, cianogrupės, aminokarbonilo, nitrogrupės, aminogrupės, polhalogenmetilo, polihalogenmetiloksigrupės ir C1-6alkilkarbonilo grupės;

- fenilo, piridinilo, pirimidinilo, pirazinilo arba piridazinilo, kur kiekvienas iš minėtųjų aromatinių žiedų gali būti pasirinktinai pakeistas vienu, dviem, trimis keturiais arba penkiais pakaitais, kiekvienas nepriklausomai parinktais iš pakaitų, nurodytų R2; arba

- L yra -X-R3, kur

- R3 yra fenilas, piridinilas, pirimidinilas, pirazinilas arba piridazinilas, kur kiekvienas iš minėtųjų aromatinių žiedų gali būti pasirinktinai pakeistas vienu, dviem, trimis keturiais arba penkiais pakaitais, kiekvienas nepriklausomai parinktais iš pakaitų, nurodytų R2; ir

- X yra -NR1-, -NH-NH-, -N(N-, -O-, -C((O)-, -CHOH-, -S-, -S((O)- arba -S((O)2-;

Q reiškia vandenilį, C1-6alkilą, halogeną, polihalogenC1-6alkilą arba -NR4R5; ir 

R4 ir R5 kiekvienas nepriklausomai parinktas iš vandenilio, hidroksilo, C1-12alkilo, C1-12alkiloksigrupės, C1-12alkilkarbonilo, C1-12alkiloksikarbonilo, arilo, aminogrupės, mono- arba di(C1-12alkil)aminogrupės, mono- arba di(C1-12alkil)aminokarbonilo grupės, kuriose kiekviena iš prieš tai minėtų C1-12alkilo grupių gali pasirinktinai ir kiekviena atskirai būti pakeistos vienu arba dviem pakaitais, kiekvienas nepriklausomai parinktais iš hidroksilo, C1-6alkiloksigrupės, hidroksiC1-6alkiloksigrupės, karboksilo, C1-6alkiloksikarbonilo, cianogrupės, aminogrupės, iminogrupės, mono- arba di(C1-6alkil)aminogrupės, polihalogenmetilo, polihalogenmetiloksigrupės, polihalogenmetiltiogrupės, -S((O)pR6, -NH-S((O)pR6, -C((O)R6, -NHC((O)H, -C((O)NHNH2, -NHC((O)R6, -C((NH)R6, arilo ir Het; arba

R4 ir R5, paimti kartu, gali sudaryti pirolidinilo, piperidinilo, morfolinilo, azido arba mono- arba di(C1-12alkil)aminoC1-4alkilideną;

Y reiškia hidroksilą, halogeną, C3-7cikloalkilą, C2-6alkenilą, pasirinktinai pakeistą vienu arba daugiau halogeno atomų, C2-6alkinilą, pasirinktinai pakeistą vienu arba daugiau halogeno atomų, C1-6alkilą, pakeistą cianogrupe arba -C((O)R6, C1-6alkiloksigrupę, C1-6alkiloksikarbonilą, karboksilą, cianogrupę, aminogrupę, iminogrupę, mono- arba di(C1-6alkil)aminogrupę, polihalogenmetilą, polihalogenmetiloksigrupę, polihalogenmetiltiogrupę, -S((O)pR6, -NH-S((O)pR6, -C((O)R6, -NHC((O)H, -C((O)NHNH2, -NHC((O)R6, -C((NH)R6 arba arilą;

arilas yra fenilas arba fenilas, pakeistas vienu, dviem, trimis keturiais arba penkiais pakaitais, kiekvienas nepriklausomai parinktais iš halogeno, C1-6alkilo, C3-7cikloalkilo, C1-6alkiloksigrupės, cianogrupės, nitrogrupės, polihalogenC1-6alkilo ir polihalogenC1-6alkiloksigrupės;

Het yra alifatinis arba aromatinis heterociklinis radikalas; minėtasis alifatinis heterociklinis radikalas yra parinktas iš pirolidinilo, piperidinilo, homopiperidinilo, piperazinilo, morfolinilo, tetrahidrofuranilo ir tetrahidrotienilo, kur kiekvienas minėtasis alifatinis heterociklinis radikalas gali būti pasirinktinai pakeistas oksogrupe; o minėtasis aromatinis heterociklinis radikalas yra parinktas iš pirolilo, furanilo, tienilo, piridinilo, pirimidinilo, pirazinilo ir piridazinilo, kur kiekvienas minėtasis aromatinis heterociklinis radikalas gali būti pasirinktinai pakeistas hidroksilu;

jo N-oksidas, prijungimo druska, ketvirtinis aminas arba stereochemiškai izomerinė forma.

2. Junginys pagal 1 punktą, kuriame R1 yra vandenilis, arilas, formilas, C1-6alkilkarbonilas, C1-6alkilas, C1-6alkiloksikarbonilas, C1-6alkilas, pakeistas formilu, C1-6alkilkarbonilu, C1-6alkiloksikarbonilu.

3. Junginys pagal 1 arba 2 punktą, kuriame L yra -X-R3, kur R3 yra 2,4,6-tripakeistas fenilas.

4. Junginys pagal bet kurį iš 1-3 punktų, kuriame Y yra cianogrupė, -C((O)NH2 arba halogenas.

5. Junginys pagal bet kurį iš 1-4 punktų, kuriame Q yra vandenilis arba NR4R5.

6. Junginys pagal bet kurį iš 1-5 punktų, kuriame junginys yra

4-[[4-amino-5-chlor-6-[(2,4,6-trimetilfenil)amino]-2-pirimidinil]amino]benzonitrilas; 4-[[5-chlor-4-[(2,4,6-trimetilfenil)amino]-2-pirimidinil]amino]benzonitrilas; 4-[[5-brom-4-(4-ciano-2,6-dimetilfenoksi)-2-pirimidinil]amino]benzonitrilas; 4-[[4-amino-5-chlor-6-[(4-ciano-2,6-dimetilfenil)amino]-2-pirimidinil]amino]benzonitrilas; 4-[[5-brom-6-[(4-ciano-2,6-dimetilfenil)amino]-2-pirimidinil]amino]benzonitrilas; 4-[[4-amino-5-chlor-6-[(4-ciano-2,6-dimetilfeniloksi)-2-pirimidinil]amino]benzonitrilas; arba 4-[[4-amino-5-brom-6-[(4-ciano-2,6-dimetilfeniloksi)-2-pirimidinil]amino]benzonitrilas; jo N-oksidas, prijungimo druska, ketvirtinis aminas ir stereochemiškai izomerinė forma.

7. Junginys pagal 6 punktą, kuriame junginys yra 4-[[4-amino-5-brom-6-(4-ciano-2,6-dimetilfeniloksi)-2-pirimidinil]amino]benzonitrilas, jo N-oksidas ir prijungimo druska.

8. Junginys pagal bet kurį iš 1-7 punktų, skirtas panaudoti kaip vaistas.

9. Junginio, kurio formulė
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kurioje

n yra 0, 1, 2, 3, 4 arba 5;

R1, R2, L, Q ir Y yra kaip nurodyti 1 punkte;

jo N-oksido, farmaciniu požiūriu priimtinos prijungimo druskos, ketvirtinio amino arba stereochemiškai izomerinės formos; panaudjimas gamyboje vaisto, skirto gydyti ŽIV (Žmogaus Imunodeficito Viruso) infekciją.

10. Junginio pagal bet kurį iš 1-7 punktų panaudojimas gamybai vaisto, skirto gydyti žmogaus imunodeficito viruso infekciją.

11. Junginio pagal bet kurį iš 1-7 punktų panaudojimas gamybai vaisto, skirto gydyti HIV-1 infekciją, atsparią nenukleozidiniams atvirkštinės transkriptazės inhibitoriams, kitokiems, negu pareikštiems 1-7 punktuose.

12. Junginio pagal bet kurį iš 1-7 punktų, kuriame R1 yra vandenilis, arilas, formilas, C1-6alkilkarbonilas, C1-6alkilas, C1-6alkiloksikarbonilas, C1-6alkilas, pakeistas formilu, C1-6alkilkarbonilu, C1-6alkiloksikarbonilu, panaudojimas gamyboje vaisto, skirto gydyti ŽIV (Žmogaus Imunodeficito Viruso) infekciją.

13. Farmacinė kompozicija, apimanti farmaciniu požiūriu priimtiną nešiklį ir terapiškai aktyvų kiekį junginio pagal bet kurį iš 1-7 punktų.

14. Farmacinės kompozicijos pagal 13 punktą gamybos būdas, b e s i s k i r i a n t i s tuo, kad junginio pagal bet kurį iš 1-7 punktų terapiškai efektyvus kiekis yra rūpestingai sumaišomas su farmaciniu požiūriu priimtinu nešikliu.

15. Junginio pagal 1 punktą gamybos būdas, b e s i s k i r i a n t i s tuo, kad 

a) (II) formulės tarpinis junginys reaguoja su (III) formulės amino dariniu
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kur W1 yra atitinkama pasišalinanti grupė, o L, Y, Q, R1, R2, R2a ir q yra kaip nurodyti 1 punkte;

be tirpiklio arba reakcijai inertiniame tirpiklyje reakcijai inertinėje atmosferoje;

b) (IV) formulės tarpinis junginys reaguoja su (V) formulės tarpiniu junginiu
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kur W2 yra atitinkama pasišalinanti grupė, o Y, Q, R1, R2, R2a, R3 ir q yra kaip nurodyti 1 punkte;

be tirpiklio arba reakcijai inertiniame tirpiklyje reakcijai inertinėje atmosferoje;

c) (IV) formulės tarpinis junginys reaguoja su (VI) formulės tarpiniu junginiu
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kur W2 yra atitinkama pasišalinanti grupė, o Y, Q, R1, R2, R2a, R3 ir q yra kaip nurodyti 1 punkte;

be tirpiklio arba reakcijai inertiniame tirpiklyje reakcijai inertinėje atmosferoje;

arba, jeigu pageidautina, (I-a) formulės junginius konvertuoja į vienas kitą pagal žinomas transformacijos reakcijas; ir dar, jeigu pageidautina, (I-a) formulės junginius konvertuoja į rūgšties prijungimo druską paveikiant rūgštimi, arba atvirkščiai, konvertuoja rūgšties prijungimo druskos formą į laisvąją bazę paveikiant šarmu; ir, jeigu pageidautina, pagamina jų stereochemiškai izomerines formas.

16. Junginio pagal 1 arba 9 punktą ir kito antiretrovirusinio junginio derinys.

17. Derinys pagal 16 punktą, skirtas panaudoti kaip vaistas.

18. Produktas, turintis a) junginio pagal 1 arba 9 punktą ir b) kito antiretrovirusinio junginio, kaip sujungtas preparatas, skirtas vienalaikiam, atskiram arba nuosekliam panaudojimui gydant ŽIV virusą.

19. Farmacinė kompozicija, apimanti farmaciniu požiūriu priimtiną nešiklį ir kaip aktyvųjį(iuosius) ingredientą(us) a) junginį pagal 1 arba 9 punktą ir b) kitą antiretrovirusinį junginį.

