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1. Junginys, kurio formulė 




jo N-oksidas, rūgšties pridėjimo druska, ketvirtinis aminas arba jo stereocheminė izomerinė forma, kur -b1=b2-C(R2a)=b3-b4= žymi dvivalentį radikalą formulės

-CH=CH-C(R2a)=CH-CH= (b-1);

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

R1 yra vandenilis, arilas, formilas, C1-6-alkilkarbonilas, C1-6-alkilas, C1-6-alkiloksikarbonilas, C1-6-alkilas, turintis pakaitu formilą, C1-6-alkilkarbonilą, C1-6-alkiloksikarbonilą; ir

R2a yra ciano; aminokarbonilas; mono- arba di(metil)aminokarbonilas; C1-6-alkilas, turintis pakaitu ciano, aminokarbonilą arba mono- arba di(metil)aminokarbonilą; C2-6-alkenilas, turintis pakaitu ciano; arba C2-6-alkinilas, turintis pakaitu ciano;

kiekvienas R2 neprikilausomai yra hidroksi, halogenas, C1-6-alkilas, nebūtinai turi pakaitu ciano arba -C(=O)R4, C3-7-cikloalkilas, C2-6-alkenilas, nebūtinai turintis pakaitu vieną arba kelis halogeno atomus arba ciano, C2-6-alkinilas, nebūtinai turintis pakaitu vieną arba kelis halogeno atomus arba ciano, C1-6-alkiloksi, C1-6-alkiloksikarbonilas, karboksilas, ciano, nitro, amino, mono- arba di(C1-6-alkil)amino, polihalogenmetilas, polihalogenmetiloksi, polihalogenmetiltio, -S(=O)pR4, -NH-S(=O)pR4, -C(=O)R4, -NHC(=O)H, -C(=O)NHNH2, -NHC(=O)R4, -C(=NH)R4 arba radikalas formulės




kur kiekvienas A nepriklausomai yra N, CH arba CR4;

B yra NH, O, S arba NR4;

p yra 1 arba 2; ir

R4 yra metilas, amino, mono- arba dimetilamino arba polihalogenmetilas;

L yra C4-10-alkilas, C2-10-alkenilas, C2-10-alkinilas, C3-7-cikloalkilas, kiekvienai iš minėtų alifatinių grupių turint pakaitu fenilą, nebūtinai gali turėti vieną, du, tris, keturis arba penkis pakaitus, kurių kiekvienas nepriklausomai pasirinktas iš pakaitų, nurodytų R2; arba 

L yra -X-R3, kur 

R3 yra fenilas, nebūtinai turintis du, tris, keturis arba penkis pakaitus, kurių kiekvienas nepriklausomai pasirinktas iš pakaitų, nurodytų R2; ir

X yra -NR1-, -NH-NH-, -N=N-, -O-, -C(=O)-, -CHOH-, -S-, -S(=O)- arba
-S(=O)2-; arilas yra fenilas arba fenilas, turintis vieną, du, tris, keturis arba penkis pakaitus, kurių kiekvienas yra nepriklausomai pasirinktas iš halogeno, C1-6-alkilo, C3-7-cikloalkilo, C1-6-alkiloksi, ciano, nitro, polihalogenC1-6-alkilo ir polihalogenC1-6-alkiloksi.

2. Junginys pagal 1 punktą, kuriame L yra -X-R3, -X- yra -O- arba -NH- ir R3 yra fenilas, turintis du arba tris pakaitus, kurių kiekvienas nepriklausomai pasirinktas iš chloro, bromo, ciano ir metilo.

 3. Junginys pagal 2 punktą, kur R2a yra ciano, aminokarbonilas, mono- arba di(metil)aminokarbonilas, C1-6-alkilas, turintis pakaitu ciano, aminokarbonilą arba mono- arba di(metil)aminokarbonilą.

4. Junginio, kurio formulė 




jo N-oksido, farmaciniu požiūriu priimtinos rūgšties pridėjimo druskos, ketvirtinio amino arba jo stereocheminės izomerinės formos, kur 

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

R1 yra vandenilis, arilas, formilas, C1-6-alkilkarbonilas, C1-6-alkilas, C1-6-alkiloksikarbonilas, C1-6-alkilas, turintis pakaitu formilą, C1-6-alkilkarbonilą, C1-6-alkiloksikarbonilą; ir

R2a yra ciano; aminokarbonilas; mono- arba di(metil)aminokarbonilas; C1-6-alkilas, turintis pakaitu ciano, aminokarbonilą arba mono- arba di(metil)aminokarbonilą; C2-6-alkenilas, turintis pakaitu ciano; arba C2-6-alkinilas, turintis pakaitu ciano;

kiekvienas R2 nepriklausomai yra hidroksi, halogenas, C1-6-alkilas, nebūtinai turintis pakaitu ciano arba -C(=O)R4, C3-7-cikloalkilas, C2-6-alkenilas, nebūtinai turintis pakaitu vieną arba kelis halogeno atomus arba ciano, C2-6-alkinilas, nebūtinai turintis pakaitu vieną arba kelis halogeno atomus arba ciano, C1-6-alkiloksi, C1-6-alkiloksikarbonilas, karboksilas, ciano, nitro, amino, mono- arba di(C1-6-alkil)amino, polihalogenmetilas, polihalogenmetiloksi, polihalogenmetiltio, -S(=O)pR4, -NH-S(=O)pR4, -C(=O)R4, -NHC(=O)H, -C(=O)NHNH2, -NHC(=O)R4, -C(=NH)R4 arba radikalas formulės




kur kiekvienas A nepriklausomai yra N, CH arba CR4;

B yra NH, O, S arba NR4;

p yra 1 arba 2; ir

R4 yra metilas, amino, mono- arba dimetilamino arba polihalogenmetilas;

L yra C4-10-alkilas, C2-10-alkenilas, C2-10-alkinilas, C3-7-cikloalkilas, kiekvienai iš minėtų alifatinių grupių turint pakaitu fenilą, nebūtinai galintį turėti vieną, du, tris, keturis arba penkis pakaitus, kurių kiekvienas nepriklausomai pasirinktas iš pakaitų, nurodytų R2; arba 

L yra -X-R3, kur 

R3 yra fenilas, nebūtinai turintis du, tris, keturis arba penkis pakaitus, kurių kiekvienas nepriklausomai pasirinktas iš pakaitų, nurodytų R2; ir

X yra -NR1-, -NH-NH-, -N=N-, -O-, -C(=O)-, -CHOH-, -S-, -S(=O)- arba
-S(=O)2-; arilas yra fenilas arba fenilas, turintis vieną, du, tris, keturis arba penkis pakaitus, kur kiekvienas nepriklausomai yra pasirinktas iš halogeno, C1-6-alkilo, C3-7-cikloalkilo, C1-6-alkiloksi, ciano, nitro, polihalogenC1-6-alkilo ir polihalogenC1-6-alkiloksi,

panaudojimas, gaminant vaistus, skirtus ŽIV (žmogaus imunodeficito viruso) infekcijos gydymui.

5. Junginys pagal bet kurį iš 1-3 punktų, skirtas naudoti vaistu.

6. Farmacinė kompozicija, turinti farmaciniu požiūriu priimtiną nešiklį ir terapiniu požiūriu veiksmingą kiekį junginio pagal bet kurį iš 1-3 punktų.

7. Farmacinės kompozicijos pagal pagal 6 punktą gamybos būdas, b e s i s k i r i a n t i s tuo, kad junginio pagal pagal bet kurį iš 1-3 punktų terapiniu požiūriu veiksmingą kiekį gerai sumaišo su farmaciniu požiūriu priimtinu nešikliu.

8. Junginio pagal bet kurį iš 1-3 punktų, arba jo N-oksido, pridėjimo druskos, ketvirtinio amino arba jo stereocheminės izomerinės formos gamybos būdas, b e s i s k i r i a n t i s tuo, kad 

a) tarpinį produktą, kurio formulė (II), veikia amino dariniu, kurio formulė (III), ir po to taip gautą tarpinį produktą, kurio formulė (IV), veikia tarpiniu produktu, kurio formulė (V), reakcijos inertiniame tirpiklyje esant tinkamai bazei;
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kur W1 yra tinkama pašalinama grupė ir R1 - R3, X, q ir -b1=b2-C(R2a)=b3-b4= yra tokie kaip nurodyti 1 punkte;

b) tarpinį produktą, kurio formulė (VI), veikia tarpiniu produktu, kurio formulė (VII), ir taip gautą tarpinį produktą, kurio formulė (VIII), po to veikia amino dariniu, kurio formulė (III), reakcijos inertiniame tirpiklyje esant tinkamai bazei;
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kur W1, W2 yra tinkamos pašalinamos grupės, La yra C4-10-alkilas, C2-10-alkenilas, C2-10-alkinilas, C3-7-cikloalkilas, kiekvienai iš minėtų alifatinių grupių turint pakaitu fenilą, kuris nebūtinai gali turėti vieną, du, tris, keturis arba penkis pakaitus, kurių kiekvienas nepriklausomai yra pasirinktas iš pakaitų, nurodytų R2, minėtas R2 yra apibrėžtas 1 punkte ir R1, R2, R2a, q ir -b1=b2-C(R2a)=b3-b4= yra tokie kaip nustatyti 1 punkte;

arba, jei reikalinga, junginį, kurio formulė (I-a), paverčia kitu žinomais transformavimo būdais, ir papildomai, jei reikalinga, junginius, kurių formulė (I-a), paverčia terapiškai veiklia netoksine rūgšties pridėjimo druska, apdorojant rūgštimi, arba paverčia terapiškai veiklia netoksine bazės pridėjimo druska, apdorojant baze, arba priešingai, rūgšties pridėjimo druską paverčia laisva baze apdorojant šarmu, arba bazės pridėjimo druską paverčia laisva rūgštimi apdorojant rūgštimi; ir, jei reikalinga, gamina jų stereochemines izomerines formas arba N-oksidus.

9. Junginio pagal bet kurį vieną iš 1-4 punktų ir kito priešretrovirusinio junginio derinys.

10. Derinys pagal 9 punktą, skirtas naudoti vaistu.

11. Produktas, turintis (a) junginį pagal bet kurį vieną iš 1-4 punktų ir (b) kitą priešretrovirusinį junginį, kaip kombinuotas preparatas, skirtas naudoti prieš ŽIV gydymui tuo pat metu, atskirai arba vienas po kito.

12. Farmacinė kompozicija, turinti farmaciniu požiūriu priimtiną nešiklį ir aktyviais ingredientais turinti (a) junginį pagal bet kurį vieną iš 1-4 punktų ir (b) kitą priešretrovirusinį junginį.
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