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(57) Формула изобретения
1. Применение соединения формулы (I)

его N-оксида, соли, стереоизомерной формы, рацемической смеси, пролекарства,
сложного эфира или метаболита, где

R1 представляет собой водород, амино, моно- или дизамещенный амино, где
заместитель(и) аминогруппы может быть выбран из С1 - 6алкила, С2 - 6алкенила,
С2 - 6алкинила, С1 - 4алкилоксиС1 - 4алкила, диС1 - 4алкиламиноС1 - 4алкила,
пиперидин-1-илС1 - 4алкила, арилС1 - 6алкила, где арильная группа может быть

Ñòðàíèöà: 1

ru

R
U

2
0
0
7
1
4
6
1
7
3

A
A

3
7

1
6

4
1

7
0

0
2

U
R

http://www.fips.ru/cdfi/fips.dll/ru?ty=29&docid=2007146173


дополнительно замещена С1 - 4алкилом или С1 - 4алкокси;

L представляет собой -NR8-, -NR8-С1 - 6алкандиил-, -NR8-СО-С1 - 6алкандиил-,

-NR8-SO2-С1 - 6алкандиил-, -O-, -O-С1 - 6алкандиил-, -О-СО-, -О-СО-С1 - 6алкандиил-,
-S-, -S-С1 - 6алкандиил- или

где обозначенное пунктиром кольцо вместе с N и Z образуют цикл Het1,
являющийся 5-8-членным циклом, включающим в качестве членов кольца N и Z, и
где указанное кольцо L присоединено к кольцу пиридо[2,3-d]пиримидина через атом
азота;

Z представляет собой N или СН;
R2 представляет собой водород, гидроксиС1 - 6алкил, С3 - 7циклоалкил, арил, Het1

или Het2, где указанные С3 - 7циклоалкил, арил, Het1 и Het2, каждый независимо,
необязательно замещены одним или несколькими заместителями, выбранными из С1 - 

4алкила, С2 - 4алкенила, С2 - 4алкинила, полигалогенС1 - 4алкила, галогена, циано,

нитро, -COR6, -COOR7, -CONR4aR4b, -OR7, -OCOR6, -OCONR4aR4b, -NR4aR4b, -NR4aCOR
6, -NR4aCONR4aR4b, -NR4aSOR5, -NR4aSO2R5, -SR5, -SOR7, -SO2R5, -SO3R7,

-SO
2
NR4aR4b, морфолин-4-ила, фенила, аминофенила и аминофенилкарбонила, и где С

1 - 4алкил может быть дополнительно замещен -COOR7;

R3 представляет собой С1 - 6алкил, С3 - 7циклоалкил, арил, арилС1 - 6алкил, Het1, Het2

или Het2-С1 - 6алкил, каждый из которых независимо необязательно замещен одним
или несколькими заместителями, выбранными из С1 - 4алкила, С2 - 4алкенила,

С2 - 4алкинила, полигалогенС1 - 4алкила, галогена, циано, нитро, -COR6,

-COOR7, -CONR4aR4b, -OR7, -OCOR6, -OCONR4aR4b, -NR4aR4b, -NR4aCOR6,
-NR4aCOOR7, -NR4aCONR4aR4b, -NR4aSOR5, -NR4aSO2R5, -SR5, -SOR7, -SO2R5, -SO3R7

и -SO2NR4aR4b;

каждый из R4a и R4b независимо представляет собой водород, С1 - 4алкил,

гидроксиС1 - 4алкил, Het1-С1 - 4алкил, полигалогенС1 - 4алкил, циано или нитро;

каждый R5 независимо представляет собой водород или С1 - 4алкил;

каждый R6 независимо представляет собой водород или С1 - 4алкил;

каждый R7 независимо представляет собой водород или С1 - 4алкил; и

каждый R8 независимо представляет собой водород, С1 - 1 0алкил, С2 - 1 0алкенил, С2 - 

1 0алкинил, С1 - 1 0алкилкарбонил, аминоС1 - 1 0алкил, арил, арилкарбонил,

арилС1 - 1 0алкил, Het1, Het1С1 - 6алкил или защищающую азот группу, где арил
необязательно замещен 1-3 заместителями, выбранными из С1 - 4алкила,
С2 - 4алкенила, С2 - 4алкинила, С1 - 4алкилкарбонила, фенила, С1 - 4алкилфенила,
фенилкарбонила, аминофенила, аминоС1 - 4алкилфенила, аминофенилкарбонила,

галогена, -OR6,
-NR4aR4b, -SR5, -SOR5, -NR4aSOR5, -NR4aSO2R5, -SO2R5, -OCOR6, -NR4aCOR6,
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-NR4aCONR4aR4b, -NR4aCOOR6, -OCONR4aR4b, -COOR6, -SO3R6, -CONR4aR4b,

-SO
2
NR4aR4b, циано, полигалогенС1 - 4алкила и нитро;

Het1 как группа или часть группы представляет собой насыщенный или частично
ненасыщенный моноциклический, бициклический или трициклический гетероцикл,
который предпочтительно является 3-12-членным циклом, более предпочтительно 5-
10-членным циклом и наиболее предпочтительно 5-8-членным циклом, который
содержит один или несколько гетероатомов в качестве членов цикла, выбранных из
атома азота, кислорода или серы, и который необязательно замещен на одном или
нескольких атомах углерода С1 - 6алкилом, С1 - 6алкилокси, галогеном, гидрокси,
оксо, необязательно моно- или дизамещенным амино, нитро, циано,
полигалогенС1 - 4алкилом, карбоксилом, С1 - 6алкоксикарбонилом, С3 - 7циклоалкилом,
необязательно моно- или дизамещенным аминокарбонилом, метилтио,
метилсульфонилом, арилом и насыщенным или частично ненасыщенным
моноциклическим, бициклическим или трициклическим гетероциклом, который
является 3-12-членным циклом, который содержит один или несколько гетероатомов
в качестве членов цикла, выбранных из атома азота, кислорода или серы, и в
результате чего необязательными заместителями на любой функциональной
аминогруппе являются водород или С1 - 4алкил;

Het2 как группа или часть группы представляет собой ароматический
моноциклический, бициклический или трициклический гетероцикл, который
является 3-14-членным циклом, предпочтительно 5-10-членным циклом и более
предпочтительно 5- или 6-членным циклом, который содержит один или несколько
гетероатомов в качестве членов цикла, каждый из которых независимо выбран из
атома азота, кислорода или серы, и который необязательно замещен на одном или
нескольких атомах углерода С1 - 6алкилом, необязательно моно- или дизамещенным
аминоС1 - 6алкилом, гидроксиС1 - 6алкилом, С1 - 6алкилокси, галогеном, гидрокси,
необязательно моно- или дизамещенным амино, нитро, циано,
полигалогенС1 - 4алкилом, карбоксилом, С1 - 6алкоксикарбонилом, С3 - 7циклоалкилом,
необязательно моно- или дизамещенным аминокарбонилом, метилтио,
метилсульфонилом, арилом, Het1 и ароматическим моноциклическим, бициклическим
или трициклическим гетероциклом, являющимся 3-12-членным циклом; и в
результате чего необязательными заместителями на любой функциональной
аминогруппе являются водород или С1 - 4алкил; и

арил как группа или часть группы представляет собой фенил;
для изготовления лекарственного средства, полезного для ингибирования

репликации ВИЧ у млекопитающего, инфицированного ВИЧ.
2. Применение по п.1, где соединением является соединение формулы (II)

Ñòðàíèöà: 3

R
U

2
0
0
7
1
4
6
1
7
3

A
A

3
7

1
6

4
1

7
0

0
2

U
R



или его N-оксиды, соли, стереоизомерные формы, рацемические смеси,
пролекарства, сложные эфиры и метаболиты, где

R1, R3 и R8 имеют значения, указанные в п.1,
R9 представляет собой С1 - 4алкил, С2 - 4алкенил, С2 - 4алкинил,

полигалогенС
1
 
-
 
4
алкил, галоген, циано, нитро, -COR6, -COOR7, -CONR4aR4b,

-OR7, -OCOR6, -OCONR4aR4b, -NR4aR4b, -NR4aCOR6, -NR4aCONR4aR4b, -NR4aSOR5, -NR
4aSO2R5, -SR5, -SOR7, -SO2R5, -SO3R7, -SO2NR4aR4b, морфолин-4-ил, фенил,
аминофенил или аминофенилкарбонил, и где С1 - 4алкил может быть дополнительно

замещен -COOR7; и n равно 0, 1, 2, 3 или 4.
3. Применение по п.1, где соединением является соединение формулы (III)

и его N-оксиды, соли, стереоизомерные формы, рацемические смеси,
пролекарства, сложные эфиры и метаболиты, где

R1, L и R2 имеют значения, указанные в п.1,
R10 представляет собой С1 - 4алкил, С2 - 4алкенил, С2 - 4алкинил,

полигалогенС
1
 
-
 
4
алкил, галоген, циано, нитро, -COR6, -COOR7, -CONR4aR4b,

-OR7, -OCOR6, -OCONR4aR4b, -NR4aR4b, -NR4aCOR6, NR4aCOOR7, -NR4aCONR4aR4b, -NR
4aSOR5, -NR4aSO2R5, -SR5, -SOR7, -SO2R5, -SO3R7 и -SO2NR4aR4b, и

m равно 0, 1, 2, 3 или 4.
4. Применение по любому из пп.1-3, где соединением является соединение

формулы (IV)

и его N-оксиды, соли, стереоизомерные формы, рацемические смеси,
пролекарства, сложные эфиры и метаболиты, где

R1, R8 имеют значения, указанные в п.1;
R9 и n имеют значения, указанные в п.2; и
R10 и m имеют значения, указанные в п.3.
5. Применение по п.1, где соединением является соединение формулы (V)
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и его N-оксиды, соли, стереоизомерные формы, рацемические смеси,
пролекарства, сложные эфиры и метаболиты, где

R1 и R8 имеют значения, указанные в п.1;
каждый из R11 и R12 независимо представляет собой водород, С1 - 4алкил,

С
2
 
-
 
4
алкенил, С2 - 4алкинил, полигалогенС1 - 4алкил, галоген, циано, нитро,

-COR6, -COOR7, -CONR4aR4b, -OR7, -OCOR6, -OCONR4aR4b, -NR4aR4b, -NR4aCOR6,
-NR4aCONR4aR4b, -NR4aSOR5, -NR4aSO2R5, -SR5, -SOR7, -SO2R5, -SO3R7, -SO2NR4aR4b,
морфолин-4-ил, фенил, аминофенил или аминофенилкарбонил, и где С1 - 4алкил

может быть дополнительно замещен -COOR7;
R13 представляет собой водород или галоген; и
R14 представляет собой галоген.
6. Применение по п.5, где
R1 представляет собой водород, амино, моно- или дизамещенный амино, где

заместители аминогруппы могут быть выбраны из С1 - 6алкила,
С1 - 4алкилоксиС1 - 4алкила, диС1 - 4алкиламиноС1 - 4алкила, пиперидин-1-илС1 - 4алкила,
фенилС1 - 6алкила, где фенил может быть дополнительно замещен С1 - 4алкилом или С1 

- 4алкокси;

каждый из R4a и R4b независимо представляет собой водород или С1 - 4алкил;

каждый R5 независимо представляет собой водород или С1 - 4алкил;

каждый R6 независимо представляет собой водород или С1 - 4алкил;

каждый R7 независимо представляет собой водород или С1 - 4алкил;

R8 представляет собой водород или защищающую азот группу;
каждый из R11 и R12 представляет собой независимо водород, С1 - 4алкил, который

может быть дополнительно замещен -COOR7, полигалогенС1 - 4алкил, галоген,

-COR6, -COOR7, -OR7, -NR4aR4b, -NR4aSO2R5, -SR5, -SO2R5 или -SO2NR4aR4b;

R13 представляет собой водород или галоген; и
R14 представляет собой галоген.
7. Применение по п.5, где
R1 представляет собой водород, амино, моно- или дизамещенный амино, где

заместители аминогруппы могут быть выбраны из С1 - 6алкила,
С1 - 4алкилоксиС1 - 4алкила, диС1 - 4алкиламиноС1 - 4алкила, пиперидин-1-илС1 - 4алкила,
фенилС1 - 6алкила, где фенильная группа может быть дополнительно замещена
С1 - 4алкилом или С1 - 4алкокси;

каждый R5 независимо представляет собой водород или С1 - 4алкил;
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каждый R6 независимо представляет собой водород или С1 - 4алкил;

каждый R7 независимо представляет собой водород или С1 - 4алкил;

R8 представляет собой водород или защищающую азот группу;
каждый из R11 и R12 представляет собой независимо водород, С1 - 4алкил, который

может быть дополнительно замещен -COOR7, полигалогенС1 - 4алкил, галоген,

-COR6, -COOR7, -OR7, -SR5;
R13 представляет собой водород или галоген; и
R14 представляет собой галоген.
8. Применение по п.5, где
R1 представляет собой водород, амино, монозамещенный амино, где заместители

аминогруппы могут быть выбраны из С1 - 4алкилоксиС1 - 4алкила,
диС1 - 4алкиламиноС1 - 4алкила, пиперидин-1-илС1 - 4алкила, фенилС1 - 6алкила, где
фенил может быть дополнительно замещен С1 - 4алкокси;

каждый R5 представляет собой С1 - 4алкил;

каждый R7 представляет собой С1 - 4алкил;

R8 представляет собой водород или защищающую азот группу;
каждый из R11 и R12 независимо представляет собой водород, С1 - 4алкил, который

может быть дополнительно замещен -COOR7, полигалогенС1 - 4алкил, галоген, -COOR
7, -OR7, -SR5;

R13 представляет собой водород или галоген; и
R14 представляет собой галоген.
9. Применение по п.5, где
R1 представляет собой водород, амино, монозамещенный амино, где заместители

аминогруппы могут быть выбраны из С1 - 4алкилоксиС1 - 4алкила,
пиперидин-1-илС1 - 4алкила, фенилС1 - 6алкила, где фенильная группа может быть
дополнительно замещена С1 - 4алкокси;

каждый R5 представляет собой С1 - 4алкил;

R8 представляет собой водород или защищающую азот группу;
каждый из R11 и R12 независимо представляет собой водород, С1 - 4алкил, который

может быть дополнительно замещен -COOR7, галоген, -OR7 или -SR5;
R13 представляет собой водород или галоген; и
R14 представляет собой галоген.
10. Применение по п.1, где
R1 представляет собой водород или амино;
каждый R5 представляет собой С1 - 4алкил;

R8 представляет собой водород или защищающую азот группу;
каждый из R11 и R12 независимо представляет собой водород, С1 - 4алкил, -OR7

или -SR5;
R13 представляет собой водород или галоген; и
R14 представляет собой галоген.
11. Применение по п.1, где защищающая азот группа представляет собой
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С1 - 6алкилоксикарбонил, арилметоксикарбонил, трифторацетил или арилметил.
12. Применение по п.11, где защищающая азот группа представляет собой

трет-бутоксикарбонил, бензилоксикарбонил, бензил или трифторметил.
13. Способ ингибирования репликации ВИЧ у млекопитающего, инфицированного

ВИЧ, включающий введение эффективного для ингибирования ВИЧ количества
соединения формулы (I), (II), (III), (IV) или (V) по любому из п.п.1-12.

14. Способ лечения млекопитающего, инфицированного ВИЧ, включающий
введение эффективного для ингибирования ВИЧ количества соединения формулы
(I), (II), (III), (IV) или (VI) по любому из п.п.1-12.

15. Способ лечения клинических состояний у млекопитающего, относящихся к
инфекции ВИЧ, включающий введение эффективного для ингибирования ВИЧ
количества соединения формулы (I), (II), (III), (IV) или (VI) по любому из п.п.1-12.

16. Способ по п.15, где клиническими состояниями являются состояния иные, чем
фиброз печени.

17. Соединение формулы (V)

и его N-оксиды, соли, стереоизомерные формы, рацемические смеси,
пролекарства, сложные эфиры и метаболиты, где

R1 представляет собой амино или моно- или дизамещенный амино, где
заместители аминогруппы могут быть выбраны из С1 - 6алкила,
С1 - 4алкилоксиС1 - 4алкила, диС1 - 4алкиламиноС1 - 4алкила, пиперидин-1-илС1 - 4алкила,
фенилС1 - 6алкила, где фенил может быть дополнительно замещен С1 - 4алкилом или С1 

- 4алкокси;

каждый из R4a и R4b независимо представляет собой водород или С1 - 4алкил;

каждый R5 независимо представляет собой водород или С1 - 4алкил;

каждый R6 независимо представляет собой водород или С1 - 4алкил;

каждый R7 независимо представляет собой водород или С1 - 4алкил;

R8 представляет собой водород или защищающую азот группу;
каждый из R11 и R12 независимо представляет собой водород, С1 - 4алкил, который

может быть дополнительно замещен -COOR7, полигалогенС1 - 4алкил, галоген,

-COR6, -COOR7, -OR7, -NR4aR4b, -NR4aSO2R5, -SR5, -SO2R5 или -SO2NR4aR4b;

R13 представляет собой водород или галоген; и
R14 представляет собой галоген.
18. Соединение по п.15, где
R1 представляет собой амино или моно- или дизамещенный амино, где

заместители аминогруппы могут быть выбраны из С1 - 6алкила,
С1 - 4алкилоксиС1 - 4алкила, диС1 - 4алкиламиноС1 - 4алкила, пиперидин-1-илС1 - 4алкила,
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фенилС1 - 6алкила, где фенил может быть дополнительно замещен С1 - 4алкилом или С1 

- 4алкокси;

каждый из R4a, R4b, R5, R7 независимо представляет собой водород или С1 - 4алкил;

R8 представляет собой водород или защищающую азот группу;
каждый из R11 и R12 независимо представляет собой водород, С1 - 4алкил, галоген,

-OR7 или -SR5;
R13 представляет собой водород или галоген; и
R14 представляет собой галоген.
19. Соединение по п.15, где
R1 представляет собой амино;
каждый из R4a, R4b, R5, R7 независимо представляет собой водород или С1 - 4алкил;

R8 представляет собой водород или защищающую азот группу;
каждый из R11 и R12 независимо представляет собой водород, С1 - 4алкил, галоген,

-OR7 или -SR5;
R13 представляет собой водород или галоген; и
R14 представляет собой галоген.
20. Соединение по любому из пп.17-19, где
R11 представляет собой водород, и
R12 представляет собой С1 - 4алкил, галоген, С1 - 4алкокси, С1 - 4алкилтио или

трифторметил.
21. Соединение по п.20, где R13 и R14 представляют собой галоген.
22. Соединение по п.21, где защищающая азот группа представляет собой

С1 - 6алкилоксикарбонил, арилметоксикарбонил, трифторацетил или арилметил.
23. Соединение по п.21, где защищающая азот группа представляет собой

трет-бутоксикарбонил, бензилоксикарбонил, бензил или трифторметил.
24. Соединение по п.23, предназначенное для применения в качестве

лекарственного средства.
25. Фармацевтическая композиция, включающая одно или несколько соединений

по любому из пп.17-23 и, по меньшей мере, один фармацевтически приемлемый
эксципиент.

26. Комбинация соединения по любому из пп.17-23 с одним или несколькими
другими анти-ВИЧ-агентами.
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