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(54) HỢP CHẤT PYRIMIDIN CÓ TÁC DỤNG ỨC CHẾ QUÁ TRÌNH SAO CHÉP 
CỦA VIRUT HIV, DƯỢC PHẨM CHỨA HỢP CHẤT NÀY VÀ QUY TRÌNH 
BÀO CHẾ DƯỢC PHẨM



(57)  Sáng chế đề cập đến chất ức chế quá trình sao chép của HIV có công thức (I), N-oxit, 
muối cộng dược dụng, amin bậc bốn và chất đồng phân hoá học lập thể của chúng:

trong đó vòng chứa -a1=a2-a3=a4- và -b1=b2-b3=b4- là phenyl, pyridyl, pyrimidinyl, 
pirazinyl, pyridazinyl; n bằng 0 đến 5; m bằng 1 đến 4; R1 là hydro; aryl; formyl; C1-

6alkylcarbonyl; C1-6alkyl; C1-6alkyloxycarbonyl, C1-6alkyl được thế, C1-6alkylcarbonyl; R2 
là hydroxy, halo, C1-6alkyl tuỳ ý được thế, C3-7xycloalkyl, C2-6alkenyl tuỳ ý được thế, C2-

6alkynyl tuỳ ý được thế, C1-6alkyloxy, C1-6alkyloxycarbonyl, carboxyl, xyano, nitro, amino, 
mono hoặc di(C1-6alkyl)amino, polyhalometyl, polyhalometyloxy, polyhalometylthio, -
S(=O)pR6, -NH-S(=O)pR6, -C(=O)R6, -NHC(=O)H, -C(=O)NHNH2, -NHC(=O)R6, -
C(=NH)R6 hoặc dị vòng có 5 cạnh; X1 là -NR5-, -NH-NH-, -N=N-, -O-, -C(=O)-, C1-

4alkandiyl, -CHOH-, -S-, -S(=O)p-, -X2-C1-4alkandiyl- hoặc -C1-4alkandiyl-X2-; R3 là 
NHR13; NR13R14; -C(=O)-NHR13; -C(=O)-NR13R14; -C(=O)-R15; -CH=N-NH-C(=O)-R16; 
C1-6alkyl được thế; C1-6alkyloxyC1-6alkyl tuỳ ý được thế; C2-6alkenyl được thế; C2-6alkynyl 
được thế; C1-6alkyl được thế bằng hydroxy và một nhóm thế thứ hai; -C(=N-O-R8)-C1-

4alkyl; R7 hoặc -X3-R7; R4 là halo, hydroxy, C1-6alkyl, C3-7xycloalkyl, C1-6alkyloxy, xyano, 
nitro, polyhaloC1-6alkyl, polyhaloC1-6alkyloxy, aminocarbonyl, C1-6alkyloxycarbonyl, C1-

6alkylcarbonyl, formyl, amino, mono hoặc di(C1-4alkyl)amino; sáng chế cũng đề cập đến 
việc sử dụng hợp chất này để sản xuất thuốc, quy trình điều chế chúng và dược phẩm chứa 
chúng.
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