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(57) Hauptanspruch: Verbindung der Formel (1):

Z

RD
()
RC RA

b

wobei R® und RP zusammen genommen mit den angren-
zenden Kohlenstoffatomen einen Ring bilden, der konden-

siert sein kann, Y Hydroxy ist; Z O ist; R* ein durch die For-
mel

dargestellter Rest ist,

wobei der Ring C ein aromatischer Heterocyclus ist, der N
enthalt, wobei mindestens ein Atom, angrenzend an das
Atom an der Bindestelle, ein nicht substituiertes N-Atom ist;
wobei die gestrichelte Linie die Anwesenheit oder Abwe-
senheit einer Bindung darstellt, oder ein durch die Formel ...
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Patentanspriiche

1. Verbindung der Formel (1):

Z

RP
()

RC RA

b

wobei R® und RP zusammen genommen mit den
angrenzenden Kohlenstoffatomen einen Ring bilden,
der kondensiert sein kann, Y Hydroxy ist; Z O ist; RA
ein durch die Formel

dargestellter Rest ist,

wobei der Ring C ein aromatischer Heterocyclus ist,
der N enthalt, wobei mindestens ein Atom, angren-
zend an das Atom an der Bindestelle, ein nicht sub-
stituiertes N-Atom ist; wobei die gestrichelte Linie die
Anwesenheit oder Abwesenheit einer Bindung dar-
stellt, oder ein durch die Formel

RB

dargestellter Rest ist,

wobei X O ist; R® ein aus der Substitutionsgrup-
pe A ausgewahlter Substituent ist; mindestens ei-
nes von dem von R® und RP gebildeten Ring, Ring
C und R® mit einem Rest -Z'-Z2-Z3-R"' substituiert
ist, wobei Z' und Z® jeweils unabhangig eine Bin-
dung, gegebenenfalls substituiertes Alkylen oder ge-
gebenenfalls substituiertes Alkenylen sind; Z? eine
Bindung, gegebenenfalls substituiertes Alkylen, ge-
gebenenfalls substituiertes Alkenylen, -CH(OH)-, -
S-, -S0-, -SO,-, -SO,NR?-, -NR2S0,-, -O-, -NR?-, -
NR2CO-, -CONR?Z-, -C(=0)-0O-, -O-C(=0)- oder -CO-
ist; R? Wasserstoff, gegebenenfalls substituiertes Al-
kyl, gegebenenfalls substituiertes Alkenyl, gegebe-
nenfalls substituiertes Aryl oder gegebenenfalls sub-
stituiertes Heteroaryl ist; R' gegebenenfalls substi-
tuiertes Aryl, gegebenenfalls substituiertes Hetero-
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aryl, gegebenenfalls substituiertes Cycloalkyl, gege-
benenfalls substituiertes Cycloalkenyl oder gegebe-
nenfalls substituierter Heterocyclus ist,

wobei der von R® und RP gebildete Ring, der Ring C
oder RE gegebenenfalls mit einem nicht interferieren-
den Substituenten substituiert ist an einer Position,
an der sich der Rest -Z'-Z?-Z3-R1 nicht befindet (wo-
bei Z', Z2, Z® und R" wie vorstehend definiert sind);
die Substitutionsgruppe A aus Alkyl, Alkoxy, Hydroxy,
gegebenenfalls substituiertem Amino, gegebenen-
falls substituiertem Cycloalkyl, gegebenenfalls sub-
stituiertem Cycloalkenyl, gegebenenfalls substituier-
tem Heterocyclus, gegebenenfalls substituiertem Aryl
oder gegebenenfalls substituiertem Heteroaryl be-
steht, oder ein pharmazeutisch vertragliches Salz
oder Solvat davon.

2. Verbindung nach Anspruch 1, wobei der von
R® und RP gebildete Ring ein 5- bis 6-gliedriger Ring
ist, der (ein) Heteroatom(e) enthalten kann und damit
kondensiert sein kann, oder ein pharmazeutisch ver-
tragliches Salz oder Solvat davon.

3. Verbindung nach Anspruch 2, wobei der von R°®
und RP gebildete Ring ein 5- bis 6-gliedriger Ring ist,
der (ein) Heteroatom(e) O und/oder N enthalten kann
und mit einem Benzolring kondensiert ist, oder ein
pharmazeutisch vertragliches Salz oder Solvat da-
von.

4. Verbindung nach Anspruch 3, wobei der von R®
und RP gebildete Ring ein 6-gliedriger Ring ist, der
(ein) Heteroatom(e) N enthalt und mit einem Benzol-
ring kondensiert ist, oder ein pharmazeutisch vertrag-
liches Salz oder Solvat davon.

5. Verbindung nach Anspruch 3, wobei der von R°®
und RP gebildete Ring ein 6-gliedriger Ring ist, der
(ein) Heteroatom(e) N enthalt, oder ein pharmazeu-
tisch vertragliches Salz oder Solvat davon.

6. Verbindung nach einem der Anspriiche 1 bis 5,
wobei die nicht interferierenden Substituenten unab-
hangig ausgewahlt sind aus Wasserstoff, Halogen,
Alkoxycarbonyl, Carboxy, Alkyl, Alkoxy, Alkoxyalkyl,
Nitro, Hydroxy, Hydroxyalkyl, Alkenyl, Alkinyl, Alkyl-
sufonyl, gegebenenfalls substituiertem Amino, Al-
kylthio, Alkylthioalkyl, Haloalkyl, Haloalkoxy, Haloal-
koxyalkyl, gegebenenfalls substituiertem Cycloalkyl,
gegebenenfalls substituiertem Cycloalkenyl, gegebe-
nenfalls substituiertem Heterocyclus, Oxo, Thioxo,
Nitroso, Azid, Amidino, Guanidino, Cyano, Isocya-
no, Mercapto, gegebenenfalls substituiertem Carba-
moyl, Sulfamoyl, Sulfoamino, Formyl, Alkylcarbonyl,
Alkylcarbonyloxy, Hydrazino, Morpholino, gegebe-
nenfalls substituiertem Aryl, gegebenenfalls substi-
tuiertem Heteroaryl, gegebenenfalls substituiertem
Aralkyl, gegebenenfalls substituiertem Heteroarylal-
kyl, gegebenenfalls substituiertem Aryloxy, gegebe-
nenfalls substituiertem Heteroaryloxy, gegebenen-
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falls substituiertem Arylthio, gegebenenfalls substi-
tuiertem Heteroarylthio, gegebenenfalls substituier-
tem Aralkyloxy, gegebenenfalls substituiertem He-
teroarylalkyloxy, gegebenenfalls substituiertem Ar-
alkylthio, gegebenenfalls substituiertem Heteroaryl-
alkylthio, gegebenenfalls substituiertem Aryloxyal-
kyl, gegebenenfalls substituiertem Heteroaryloxyal-
kyl, gegebenenfalls substituiertem Arylthioalkyl, ge-
gebenenfalls substituiertem Heteroarylthioalkyl, ge-
gebenenfalls substituiertem Arylsulfonyl, gegebenen-
falls substituiertem Heteroarylsulfonyl, gegebenen-
falls substituiertem Aralkylsulfonyl und gegebenen-
falls substituiertem Heteroarylalkylsulfonyl, oder ein
pharmazeutisch vertragliches Salz oder Solvat da-
von.

7. Verbindung nach einem der Anspriche 1 bis
5, wobei der nicht interferierende Substituent an
dem von R® und RP gebildete Ring ausgewahlt ist
aus Wasserstoff, Halogen, Alkyl, Aralkyl, Cycloal-
kyl, gegebenenfalls substituiertem Aryl, Alkoxy, Alk-
oxyalkyl, gegebenenfalls substituiertem Amino, Hy-
droxyalkyl, Alkenyl, Alkoxycarbonylalkyl, Heteroaryl-
alkyl oder Hydroxy; und der nicht interferierende Sub-
stituent an R® ausgewanhlt ist aus Halogen, Alkyl, Ar-
alkyl, Cycloalkyl, gegebenenfalls substituiertem Aryl,
Alkoxy, Alkoxyalkyl, gegebenenfalls substituiertem
Amino, Hydroxyalkyl, Alkenyl, Alkoxycarbonylalkyl,
Heteroarylakyl oder Hydroxy, oder ein pharmazeu-
tisch vertragliches Salz oder Solvat davon.

8. Verbindung nach einem der Anspriche 1 bis 7,
wobei Z' eine Bindung oder Alkylen ist, oder ein phar-
mazeutisch vertragliches Salz oder Solvat davon.

9. Verbindung nach einem der Anspriiche 1 bis 8,
wobei Z® eine Bindung oder Alkylen ist, oder ein phar-
mazeutisch vertragliches Salz oder Solvat davon.

10. Verbindung nach einem der Anspriiche 1 bis 9,
wobei Z', Z2 und Z? nicht gleichzeitig Bindungen sind,
oder ein pharmazeutisch vertragliches Salz oder Sol-
vat davon.

11. Verbindung nach einem der Anspriche 1 bis
10, wobei R' gegebenenfalls substituiertes Cycloal-
kyl, gegebenenfalls substituiertes Aryl oder gegebe-
nenfalls substituiertes Heteroaryl ist, oder ein phar-
mazeutisch vertragliches Salz oder Solvat davon.

12.  Verbindung nach Anspruch 11, wobei R
gegebenenfalls substituiertes Cycloalkyl ausgewahit
aus C3- bis C6-Cycloalkyl, gegebenenfalls substitu-
iertes Aryl ausgewahlt aus Phenyl oder Naphthyl,
oder gegebenenfalls substituiertes Heteroaryl ausge-
wahlt aus monocyclischem aromatischen heterocycli-
schem Rest oder kondensiertem aromatischen hete-
rocyclischem Rest ist, oder ein pharmazeutisch ver-
tragliches Salz oder Solvat davon.
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13. Verbindung nach Anspruch 12, wobei gegebe-
nenfalls substituiertes Heteroaryl ein monocyclischer
aromatischer heterocyclischer Rest ist.

14. Verbindung nach einem der Anspruche 11 bis
13, wobei der Substituent von gegebenenfalls sub-
stituiertem Cycloalkyl, gegebenenfalls substituiertem
Aryl und gegebenenfalls substituiertem Heteroaryl
ausgewahlt ist aus Alkyl, Haloalkyl, Halogen oder Alk-
oxy, oder ein pharmazeutisch vertragliches Salz oder
Solvat davon.

15. Verbindung nach einem der Anspriiche 1
bis 14, wobei der Ring C Imidazol-2-yl, Imidazol-4-
yl, Pyrazol-3-yl, Triazol-3-yl, Tetrazol-5-yl, Oxazol-2-
yl, Oxazol-4-yl, Isoxaxol-3-yl, Thiazol-2-yl, Thiazol-4-
yl, 1,3,4-Thiadiazol-2-yl, 1,2,4-Thiadiazol-5-yl, 1,2,4-
Thiadiazol-3-yl, 1,3,4-Oxadiazol-2-yl, 1,2,4-Oxadia-
zol-5-yl, 1,2,4-Oxadiazol-3-yl, Isothiazol-3-yl, Pyridin-
2-yl, Pyridazin-3-yl, Pyradin-2-yl, Pyrimidin-2-yl, Pyri-
midin-4-yl oder Furazan-3-yl ist, oder ein pharmazeu-
tisch vertragliches Salz oder Solvat davon.

16. Verbindung nach Anspruch 15, wobei der Ring
C Pyridin-2-yl, Pyrimidin-2-yl, 1,3,4-Oxadiazol-2-yI, 1,
2,4-Triazol-3-yl, oder Imidazol-2-yl ist, oder ein phar-
mazeutisch vertragliches Salz oder Solvat davon.

17. Verbindung der Formel (I):

Y4

RD
()
RC RA

b

wobei R® und RP zusammen genommen mit den an-
grenzenden Kohlenstoffatomen einen 5- bis 6-gliedri-
gen Heterocylus bilden, der (ein) Atom(e) N und/oder
O enthalten kann und mit einem Benzolring konden-
siert sein kann; Y Hydroxy, Mercapto oder Amino ist;
Z 0O, S oder NH ist; R* ein durch die Formel

dargestellter Rest ist,

wobei der Ring C ein aromatischer Heterocyclus ist,
der N enthalt, wobei mindestens ein Atom, angren-
zend an das Atom an der Bindestelle, ein nicht sub-
stituiertes N-Atom ist; die gestrichelte Linie die An-



DE 151 87 654 T1

wesenheit oder Abwesenheit einer Bindung darstellt,
oder ein durch die Formel

RB

dargestellter Rest ist,

wobei X O, S oder NH ist; R® Alkyl, Alkoxy, Hydro-
Xy, gegebenenfalls substituiertes Amino, gegebenen-
falls substituiertes Aryl, gegebenenfalls substituiertes
Heteroaryl, gegebenenfalls substituiertes Cycloalkyl,
gegebenenfalls substituiertes Cycloalkenyl oder ge-
gebenenfalls substituierter Heterocyclus ist;
mindestens eines von dem von R€ und RP gebildeten
Ring, Ring C und R® mit einem Rest der Formel -Z'-
Z2-Z3-R" substituiert ist, wobei Z' und Z® jeweils unab-
héangig eine Bindung, gegebenenfalls substituiertes
Alkylen oder gegebenenfalls substituiertes Alkeny-
len sind; Z2 eine Bindung, gegebenenfalls substituier-
tes Alkylen, gegebenenfalls substituiertes Alkenylen,
-CH(OH)-, -S-, -SO-, -S0,-, -SO,N(R?)-, -N(R?)SO,-,
-0-, -N(R?)-, -N(R?)CO-, -CON(R?)-, -C(=0)-0-, -0-C
(=0) oder -CO- ist; R? Wasserstoff, gegebenenfalls
substituiertes Alkyl, gegebenenfalls substituiertes Al-
kenyl, gegebenenfalls substituiertes Aryl oder gege-
benenfalls substituiertes Heteroaryl ist; R' gegebe-
nenfalls substituiertes Aryl, gegebenenfalls substitu-
iertes Heteroaryl, gegebenenfalls substituiertes Cy-
cloalkyl, gegebenenfalls substituiertes Cycloalkenyl
oder gegebenenfalls substituierter Heterocyclus ist;
und

der von R® und RP gebildete Ring, der Ring C oder
RE gegebenenfalls mit 1 bis 3 Substituenten substi-
tuiert ist ausgewahlt aus Wasserstoff, Alkyl, Aralkyl,
Cycloalkyl, gegebenenfalls substituiertem Aryl, Alko-
xy, Alkoxyalkyl, gegebenenfalls substituiertem Ami-
no, Hydroxyalkyl, Alkenyl, Alkoxycarbonylalkyl, He-
teroarylalkyl und Hydroxy, an einer Position, an der
sich die obige Formel -Z'-Z2-Z3-R" nicht befindet (wo-
bei Z', Z2, Z® und R' wie vorstehend definiert sind),
oder ein pharmazeutisch vertragliches Salz oder Sol-
vat davon.

18. Verbindung nach Anspruch 17, wobei der von
RC und RP gebildete Ring ein 5-oder 6-gliedriger He-
terocylcus ist, der ein O- und/oder N-Atom enthal-
ten kann und mit einem Benzolring kondensiert sein
kann; Y Hydroxy ist; Z O ist; X O ist; der von R® und
RP gebildete Ring gegebenenfalls mit 1 bis 3 Substi-
tuenten substituiert ist ausgewahlt aus Wasserstoff,
Alkyl, Aralkyl, Cycloalkyl, gegebenenfalls substituier-
tem Aryl, Alkoxy, Alkoxyalkyl, gegebenenfalls substi-
tuiertem Amino, Hydroxyalkyl, Alkenyl, Alkoxycaro-
nylalkyl und Heteroarylalkyl, und der Ring C und R®
gegebenenfalls mit 1 bis 3 Substituenten substituiert
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ist ausgewahlt aus Alkyl, Amino, Halogen und Hydro-
xy, oder ein pharmazeutisch vertragliches Salz oder
Solvat davon.

19. Verbindung nach Anspruch 17 oder 18, wo-
bei mindestens eines von der von R® und RP gebil-
dete Ring, der Ring C und R® mit einem Rest der
Formel -Z'-Z2-Z3-R" substituiert ist, wobei Z' eine Bin-
dung oder Alkylen ist; Z2 Alkylen oder -O- ist; Z® eine
Bindung oder Alkylen ist; R' gegebenenfalls substitu-
iertes Aryl oder gegebenenfalls substituiertes Heter-
oaryl ist, oder ein pharmazeutisch vertragliches Salz
oder Solvat davon.

20. Verbindung nach Anspruch 1 bis 19 oder ein
pharmazeutisch vertragliches Salz oder Solvat davon
zur Verwendung als HIV-Integrase-Inhibitor.

Es folgen keine Zeichnungen
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