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1. Junginys, turintis formulę IIId:
[image: image1.emf]
kurioje
A1 yra CH, C-Z3, arba azotas;

A2 yra CH arba azotas;

R1 yra 6 - 12 narių arilas, 5 - 12 narių heteroarilas, arba 3 - 12 narių heterociklas, kur bet kuris 6 - 12 narių arilas, 5 - 12 narių heteroarilas, arba 3 - 12 narių heterociklas, esantis R1, yra pasirinktinai pakeistas 1, 2, 3, 4 arba 5 Z4 grupėmis, kur Z4 grupės yra tokios pat arba skirtingos;

kiekvienas R3a ir R3b nepriklausomai yra H arba (C1-C3)alkilas;

Z1 yra 6 - 12 narių arilas, 5 - 14 narių heteroarilas arba 3 - 14 narių heterociklas, kur bet kuris 6 - 12 narių arilas, 5 - 14 narių heteroarilas arba 3 - 14 narių heterociklas, esantis Z1, yra pasirinktinai pakeistas 1, 2, 3, 4 arba 5 Z1a arba Z1b, kur Z1a ir Z1b grupės yra tokios pat arba skirtingos;

kiekvienas Z1a nepriklausomai yra (C3-C7)karbociklas, 5 - 12 narių heteroarilas, 3 - 12 narių heterociklas, halogenas, -CN, -ORn1, -OC(O)Rp1, -OC(O)NRq1Rr1, -SRn1, - S(O)Rp1, -S(O)2OH, -S(O)2Rp1, -S(O)2NRq1Rr1, -NRq1Rr1, -NRn1CORp1, -NRn1CO2Rp1, -NRn1CONRq1Rr1, -NRn1S(O)2Rp1, -NRn1S(O)2ORp1, -NRn1S(O)2NRq1Rr1, -C(O)Rn1, -C(O)ORn1, -C(O)NRq1Rr1 ir -S(O)2NRn1CORp1, kur bet kuris (C3-C7)karbociklas, 5 - 12 narių heteroarilas ir 3 - 12 narių heterociklas, esantis Z1, yra pasirinktinai pakeistas 1, 2, 3, 4 arba 5 Z1c arba Z1d grupėmis, kur Z1c ir Z1d grupės yra tokios pat arba skirtingos;

kiekvienas Z1b nepriklausomai yra (C1-C8)alkilas, pasirinktinai pakeistas 1, 2, 3, 4 arba 5 halogenais, kurie yra tokie pat arba skirtingi;

kiekvienas Z1c nepriklausomai yra halogenas, -CN, -OH, -NH2, -C(O)NRq2Rr2 arba (C1-C8)heteroalkilas;

kiekvienas Z1d nepriklausomai yra (C1-C8)alkilas arba (C1-C8)halogenalkilas;

kiekvienas Rn1 nepriklausomai yra H, (C1-C8)alkilas, (C3-C7)karbociklas, 3 - 7 narių heterociklas, arba 5 - 6 narių monociklinis heteroarilas, kur bet kuris (C3-C7)karbociklas, 3 - 7 narių heterociklas, arba 5 - 6 narių monociklinis heteroarilas, esantis Rn1 grupėje, yra pasirinktinai pakeistas 1, 2, 3, 4 arba 5 Z1c arba Z1d grupėmis, kur Z1c irZ1d grupės yra tokios pat arba skirtingos, ir kur bet kuris (C1-C8)alkilas, esantis Rn1 grupėje, yra pasirinktinai pakeistas 1, 2, 3, 4 arba 5 Z1c grupėmis, kur Z1c grupės yra tokios pat arba skirtingos;

kiekvienas Rp1 nepriklausomai yra (C1-C8)alkilas, (C3-C7)karbociklas, 3 - 7 narių heterociklas arba 5 - 6 narių monociklinis heteroarilas, kur bet kuris (C3-C7)karbociklas, 3 - 7 narių heterociklas, arba 5 - 6 narių monociklinis heteroarilas, esantis Rp1 grupėje, yra pasirinktinai pakeistas 1, 2, 3, 4 arba 5 Z1c arba Z1d grupėmis, kur Z1c irZ1d grupės yra tokios pat arba skirtingos, ir kur bet kuris (C1-C8)alkilas, esantis Rp1 grupėje, yra pasirinktinai pakeistas 1, 2, 3, 4 arba 5 Z1c grupėmis, kur Z1c grupės yra tokios pat arba skirtingos;

kiekvienas Rq1 ir Rr1 nepriklausomai yra H, (C1-C8)alkilas, (C3-C7)karbociklas, 3 - 7 narių heterociklas arba 5 - 6 narių monociklinis heteroarilas, kur bet kuris (C3-C7)karbociklas, 3 - 7 narių heterociklas arba 5 - 6 narių monociklinis heteroarilas, esantis Rq1 arba Rr1 grupėje, yra pasirinktinai pakeistas 1, 2, 3, 4 arba 5 Z1c arba Z1d grupėmis, kur Z1c ir Z1d grupės yra tokios pat arba skirtingos, ir kur bet kuris (C1-C8)alkilas, esantis Rq1 arba Rr1 grupėje, yra pasirinktinai pakeistas 1, 2, 3, 4 arba 5 Z1c grupėmis, kur Z1c grupės yra tokios pat arba skirtingos, arba Rq1 ir Rr1 kartu su azotu, prie kurio jie yra prijungti, sudaro 5, 6 arba 7 narių heterociklą, kur 5, 6 arba 7 narių heterociklas yra pasirinktinai pakeistas 1, 2, 3, 4 arba 5 Z1c arba Z1d grupėmis, kur Z1c ir Z1d grupės yra tokios pat arba skirtingos;

kiekvienas Rq2 irRr2 nepriklausomai yra H, (C1-C8)alkilas, (C3-C7)karbociklas, arba Rq2 ir Rr2 kartu su azotu, prie kurio jie yra prijungti, sudaro 5, 6, arba 7 narių heterociklą;

Z2 yra (C2-C8)alkinilas, kuris yra pasirinktinai pakeistas 1, 2, 3, 4, arba 5 Z2c grupėmis, kur Z2c grupės yra tokios pat arba skirtingos;

kiekvienas Z2c nepriklausomai yra okso, halogenas, -CN, -ORn4, -OC(O)Rp4, -OC(O)NRq4Rr4, -SRn4, -S(O)Rp4, -S(O)2OH, -S(O)2Rp4, -S(O)2NRq4Rr4, -NRq4Rr4, -NRn4CORp4, -NRn4CO2Rp4, -NRn4CONRq4Rr4, -NRn4S(O)2Rp4, -NRn4S(O)2ORp4, -NRn4S(O)2NRq4Rr4, -NO2, -C(O)Rn4, -C(O)ORn4 arba -C(O)NRq4Rr4;

kiekvienas Rn4 nepriklausomai yra H, (C1-C4)alkilas, (C1-C4)halogenalkilas arba (C1-C4)heteroalkilas;

kiekvienas Rp4 nepriklausomai yra (C1-C8)alkilas, (C1-C4)halogenalkilas, arba (C1-C4)heteroalkilas;

kiekvienas Rq4 ir Rr4 nepriklausomai yra H, (C1-C4)alkilas, (C1-C4)halogenalkilas arba (C1-C4)heteroalkilas;

kiekvienas Z3 nepriklausomai yra (C1-C4)heteroalkilas;

kiekvienas Z4 nepriklausomai yra okso, (C1-C8)alkilas, (C3-C7)karbociklas, halogenas, -CN, - ORn5, -NRq5Rr5, -NRn5CORp5, -NRn5CO2Rp5, -C(O)Rn5, -C(O)ORn5 arba -C(O)NRq5Rr5, kur bet kuris (C3-C7)karbociklas arba (C1-C8)alkilas, esantis Z4 grupėje, yra pasirinktinai pakeistas 1, 2, 3, 4 arba 5 Z4a grupėmis, kur Z4a grupės yra tokios pat arba skirtingos;

kiekvienas Z4a nepriklausomai yra halogenas, -CN arba -ORn6;

kiekvienas Rn5, Rp5, Rq5, Rr5, ir Rn6 nepriklausomai yra H arba (C1-C4)alkilas;

kiekvienas Z5 nepriklausomai yra halogenas, kuris gali būti toks pat arba skirtingas; ir
n yra 0, 1, 2, arba 3;

arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska.

2. Junginys pagal 1 punktą arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kuris yra junginys, turintis formulę IIIe:
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arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska.

3. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 2 punktų arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kur R1 yra
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kur C kartu su dviem anglies atomais, prie kurių jis yra prijungtas, sudaro 3 - 7 narių monociklinį karbociklą arba 5 - 9 narių biciklinį karbociklą, kur bet kuris 3 - 7 narių monociklinis karbociklas arba 5 - 9 narių biciklinis karbociklas, priklausantis C, yra pasirinktinai pakeistas 1, 2, 3, 4 arba 5 Z4 grupėmis, kur Z4 grupės yra tokios pat arba skirtingos.

4. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 3 punktų arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kur R1 yra
[image: image4.emf]
5. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 4 punktų arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kur Z1 yra
[image: image5.emf]
kur kiekvienas Z1w nepriklausomai yra Z1a, Z1b arba H.

6. Junginys pagal 5 punktą arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kur:

kiekvienas Z1a nepriklausomai yra halogenas, -CN, -ORn1, -NRn1S(O)2Rp1, - NRn1S(O)2NRq1Rr1, -NRq1Rr1, -NRn1CORp1, -NRn1CONRq1Rr1 arba -NRn1CO2Rp1;

kiekvienas Z1b nepriklausomai yra (C1-C8alkilas), kur (C1-C8alkilas) yra pasirinktinai pakeistas 1, 2, arba 3 halogenais, kurie yra tokie pat arba skirtingi; ir bent vienas iš Z1w yra Z1a arba Z1b, pavyzdžiui, kur bent du iš Z1w nepriklausomai yra Z1a.

7. Junginys pagal 6 punktą arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kur kiekvienas Z1a nepriklausomai yra halogenas, -NRn1S(O)2Rp1 arba -NRn1S(O)2NRq1Rr1.

8. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 7 punktų arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kur fragmentas
[image: image6.emf] yra [image: image7.emf], kur Z5a yra H arba halogenas.

9. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 8 punktų arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kur A1 yra CH arba C-Z3.

10. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 9 punktų arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kur A2 yra CH.

11. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 10 punktų arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kur kiekvienas Z3, kur jis yra, nepriklausomai yra metoksi, dimetilamino arba metilamino grupė.

12. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 11 punktų arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kur R3a ir R3b kiekvienas yra H, arba kur R3a yra metilas ir R3b yra H.

13. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 12 punktų arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kur kiekvienas Z2c nepriklausomai yra halogenas, -ORn4, NRq4Rr4, -NRn4CO2Rp4, - C(O)ORn4, arba -C(O)NRq4Rr4, pavyzdžiui, kur kiekvienas Z2c nepriklausomai yra halogenas arba -ORn4.

14. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 13 punktų arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kur Z2, pasirinktinai pakeistas 1, 2, 3, 4, arba 5 Z2b arba Z2c grupėmis, yra
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[image: image11.emf] arba [image: image12.emf]
15. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 2 ir 5 - 14 punktų arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kur 
(i) R1 yra 8 - 12 narių biciklinis heteroarilas arba 8 - 12 narių triciklinis heteroarilas, kur bet kuris 8 - 12 narių biciklinis heteroarilas arba 8 - 12 narių triciklinis heteroarilas, esantis grupėje R1, yra pasirinktinai pakeistas 1, 2, 3, 4, arba 5 Z4 grupėmis; arba
(ii) R1 turi šią formulę IId:
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kurioje:
C kartu su dviem anglies atomais, prie kurių jis yra prijungtas, sudaro 3 - 7 narių monociklinį karbociklą, 5 - 9 narių biciklinį karbociklą, 3 - 7 narių monociklinį heterociklą arba 5 - 9 narių biciklinį heterociklą, kur bet kuris 3 - 7 narių monociklinis karbociklas, 5 - 9 narių biciklinis karbociklas, 3 - 7 narių monociklinis heterociklas arba 5 - 9 narių biciklinis heterociklas, priklausantis C, yra pasirinktinai pakeistas 1, 2, 3, 4 arba 5 Z4 grupėmis, kur Z4 grupės yra tokios pat arba skirtingos; ir kiekvienas Z4c nepriklausomai yra parinktas iš H arba Z4, kur Z4 grupės yra tokios pat arba skirtingos.

16. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 15 punktų arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kur kiekvienas Z4 nepriklausomai yra (C1-C4)alkilas arba halogenas, kur bet kuris (C1-C4)alkilas, esantis grupėje Z4, yra pasirinktinai pakeistas 1, 2, 3, 4 arba 5 halogenais.

17. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 2 ir 5 - 14 punktų arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kur R1, pasirinktinai pakeistas 1, 2, 3, 4, arba 5 Z4 grupėmis, yra
(i)
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arba
(ii)
[image: image20.emf] arba [image: image21.emf]
18. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 4 ir 8 - 17 punktų arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kur 
(i) Z1 yra fenilas, 5 - 6 narių monociklinis heteroarilas, 8 - 10 narių biciklinis heteroarilas, 8 - 10 narių biciklinis heterociklas arba 9 - 12 narių triciklinis heterociklas, kur bet kuris fenilas, 5 - 6 narių monociklinis heteroarilas, 8 - 10 narių biciklinis heteroarilas, 8 - 10 narių biciklinis heterociklas arba 9 - 12 narių triciklinis heterociklas, esantis grupėje Z1, yra pasirinktinai pakeistas 1, 2, 3, 4, arba 5 Z1a arba Z1b grupėmis; arba
(ii) Z1 yra 8 - 10 narių biciklinis heteroarilas arba 8 - 10 narių biciklinis heterociklas, kur bet kuris 8 - 10 narių biciklinis heteroarilas arba 8 - 10 narių biciklinis heterociklas turi žiedo sistemoje 3 - 9 anglies atomus ir 1 - 5 heteroatomus, ir kur bet kuris 8 - 10 narių biciklinis heteroarilas arba 8 - 10 narių biciklinis heterociklas, esantis Z1, yra pasirinktinai pakeistas 1, 2, 3, 4, arba 5 Z1a arba Z1b grupėmis.

19. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 5 ir 8 - 18 punktų arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kur kiekvienas Z1a nepriklausomai yra okso, (C3-C7)karbociklas, halogenas, -CN, -O-(C1-C8)alkilas, -NRq1Rr1, -NRn1CORp1, -NRn1CO2Rp1, -NRn1CONRq1Rr1, -NRn1S(O)2Rp1, -NRn1S(O)2NRq1Rr1 arba -C(O)NRq1Rr1.

20. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 19 punktų arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kur kiekvienas Z1b nepriklausomai yra metilas arba difluormetilas.

21. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 20 punktų arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kur Z1 yra pakeistas 2 Z1a grupėmis, kur kiekvienas Z1a nepriklausomai yra - NRn1S(O)2Rp1, -NRn1S(O)2NRq1Rr1 arba halogenas.

22. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 17 punktų arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kur

(i) Z1 yra
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pasirinktinai pakeistas 1, 2, 3, 4 arba 5 Z1a arba Z1b;

(ii) Z1 yra
[image: image25.emf]
kur kiekvienas Z1a nepriklausomai yra halogenas, -NRn1S(O)2Rp1 arba -NRn1S(O)2NRq1Rr1; arba
(iii) Z1, pasirinktinai pakeistas 1, 2, 3, 4, arba 5 Z1a arba Z1b grupėmis, yra
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23. Junginys pagal 1 punktą arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kuris yra 
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24. Junginys pagal 1 punktą, kuris
(i) turi formulę:
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arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska;

(ii) turi formulę:

[image: image55.emf]
arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska;

(iii) turi formulę:

[image: image56.emf]
arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska;

(iv) turi formulę:

[image: image57.emf]
arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska;

(v) turi formulę:

[image: image58.emf]
arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska;

(vi) turi formulę:

[image: image59.emf]
arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska.

25. Junginys pagal 1 punktą arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kuris yra:
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26. Junginys pagal 1 punktą arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kuris yra:

[image: image65.emf] arba [image: image66.emf]
27. Farmacinė kompozicija, apimanti junginį, apibrėžtą bet kuriame iš 1 - 26 punktų, arba farmaciniu požiūriu priimtiną jo druską ir farmaciniu požiūriu priimtiną nešiklį.
28. Farmacinė kompozicija, apimanti junginį, apibrėžtą bet kuriame iš 1 - 26 punktų, arba farmaciniu požiūriu priimtiną jo druską ir papildomą terapinį agentą, kur papildomas terapinis agentas yra ŽIV proteazę inhibuojantis junginys, ŽIV atvirkštinės transkriptazės nenukleozidinis inhibitorius, ŽIV atvirkštinės transkriptazės nukleozidinis inhibitorius, ŽIV atvirkštinės transkriptazės nukleotidinis inhibitorius, ŽIV integrazės inhibitorius, gp41 inhibitorius, CXCR4 inhibitorius, gp120 inhibitorius, CCR5 inhibitorius, kapsidės polimerizacijos inhibitorius arba ŽIV integrazės nekatalitinio saito inhibitorius ir jų deriniai.
29. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 26 punktų arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, skirtas naudoti ŽIV infekcijos gydymui.

30. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 26 punktų arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, derinyje su terapiniu požiūriu efektyviu kiekiu papildomo terapinio agento, kur papildomas terapinis agentas yra ŽIV proteazę inhibuojantis junginys, ŽIV atvirkštinės transkriptazės nenukleozidinis inhibitorius, ŽIV atvirkštinės transkriptazės nukleozidinis inhibitorius, ŽIV atvirkštinės transkriptazės nukleotidinis inhibitorius, ŽIV integrazės inhibitorius, gp41 inhibitorius, CXCR4 inhibitorius, gp120 inhibitorius, CCR5 inhibitorius, kapsidės polimerizacijos inhibitorius arba ŽIV integrazės nekatalitinio saito inhibitorius ir jų deriniai, skirtas naudoti ŽIV infekcijos gydymui.

31. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 26 punktų arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, skirtas naudoti gydymui vaistais.

32. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 26 punktų arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, skirtas naudoti ŽIV viruso infekcijos profilaktiniam arba terapiniam gydymui.

33. Junginio pagal bet kurį iš 1 - 26 punktų arba farmaciniu požiūriu priimtinos jo druskos panaudojimas medikamento, skirto žinduolių ŽIV infekcijos gydymui, gamyboje.
