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Policikli¢ni karbamoilpiridonski derivat z inhibitorno aktivnostjo za HIV integrazo
Patentni zahtevki

1. Spojina s formulo:
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Z =0 ali NR* (A-1);

R?-R? 50 vsak neodvisno H ali C;-C;-alkil;

stereokemija asimetri¢nega ogljika, prikazana z *, izkazuje R- ali S-konfiguracijo ali
zmes le-teh;

R™ in R® sta vodik;

R? je vodik;

R! je vodik;

R je halogen in

m je celo Stevilo 0-3;



ali njena farmacevtsko sprejemljiva sol ali solvat.

2. Spojina po zahtevku 1, kjer eden od R do R® pomeni C;-Cs-alkil in drugi

pomenijo vodik.
3. Spojina po zahtevku 1 ali 2, izbrana izmed:

(4R,12aR)-N-[(4-fluorofenil)metil]-7-hidroksi-4-metil-1-(1-metiletil)-6,8-
diokso-1,2,3,4,6,8,12,12a-oktahidropirido[1°,2°:4,5]pirazino[ 1,2-a]pirimidin-9-
karboksamida;
(4S,12aS)-N-[(2,4-difluorofenil)metil]-7-hidroksi-4-metil-1-(1-metiletil)-6,8-
diokso-1,2,3,4,6,8,12,12a-oktahidropirido[1°,2°:4,5]pirazino[ 1,2-a]pirimidin-9-
karboksamida;

(4S,12aS)-N-[(4-fluorofenil )metil]-7-hidroksi- 1,4-dimetil-6,8-diokso-
1,2,3,4,6,8,12,12a-oktahidropirido[1°,2°:4,5]pirazino[ 1,2-a]pirimidin-9-
karboksamida;
(4S,12aS)-N-[(2,4-difluorofenil)metil]-7-hidroksi-1,4-dimetil-6,8-diokso-
1,2,3,4,6,8,12,12a-oktahidropirido[1°,2’:4,5]pirazino[ 1,2-a]pirimidin-9-
karboksamida;
(4S,12aS)-N-[(4-fluorofenil)metil]-7-hidroksi-4-metil-1-(1-metiletil)-6,8-diokso-
1,2,3,4,6,8,12,12a-oktahidropirido[1°,2°:4,5]pirazino[ 1,2-a]pirimidin-9-
karboksamida;

4-fluoro-benzilamida (2R,9aS)-5-hidroksi-2-metil-6,10-diokso-3,4,6,9,9a,10-
heksahidro-2H-1-oksa-4a,8a-diaza-antracen-7-karboksilne kisline;

njihovih enantiomerov; njihovih diastereomerov; zmesi njihovih enantiomerov; zmesi
njihovih diastereomerov; zmesi njihovih enantiomerov in diastereomerov; in njihovih

farmacevtsko sprejemljivih soli.



4. Spojina po zahtevku 1 ali 2, ki je 2,4-difluoro-benzilamid (4S,9aR)-5-hidroksi-4-
metil-6,10-diokso-3,4,6,9,9a,10-heksahidro-2H-1-oksa-4a,8a-diaza-antracen-7-

karboksilne kisline ali njegova farmacevtsko sprejemljiva sol.

5. Spojina po zahtevku 3 ali 4, kjer je farmacevtsko sprejemljiva sol natrijeva sol.

6. Farmacevtski sestavek, ki obsega spojino po katerem koli od zahtevkov 1-5 ali

njeno farmacevtsko sprejemljivo sol ali solvat.

7. Spojina, sol ali solvat, kot so definirani v katerem koli od zahtevkov 1-5, za

uporabo pri postopku zdravljenja ¢loveskega ali Zivalskega telesa s terapijo.

8. Spojina, sol ali solvat, kot so definirani v katerem koli od zahtevkov 1-3, za

uporabo kot antivirusno sredstvo.

9. Spojina, sol ali solvat, kot so definirani v katerem koli od zahtevkov 1-5, za

uporabo kot sredstvo proti HIV.

10. Spojina, sol ali solvat, kot so definirani v katerem koli od zahtevkov 1-5, za
uporabo v terapiji proti HIV v kombinaciji z dodatnim terapevtskim sredstvom,

izbranim izmed inhibitorjev reverzne transkriptaze in inhibitorjev proteaze.
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