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pfijatelné estery, farmakologicky piijatelné soli, farmaceutické
pripravky (zv14sté antibakterialnich ¢inidel), které je obsahuji
jako G¢innou slozku, pouZiti uvedenych sloucenin, esterovych
derivatti nebo soli pro vyrobu uvedenych farmaceutickych
ptipravki a zplisob pro prevenci nebo 1é¢bu nemoci (zvlasté
bakterialnich infekci), ktery zahrnuje podani farmaceuticky
t&inného mnoZstvi uvedenych sloudenin, esterovych derivatt
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DERIVATY 1-METHYLKARBAPENEMU

Oblast techniky

Piedkladany vynalez se tyka 1-methylkabrapenemovych slouenin, které maji vynikajici
antibakterialni G&innost, jejich farmakologicky pfijatelnych estert nebo soli, farmaceutickych
pfipravkl (zvlaste antibakterialnich &inidel), které je obsahuji jako uginnou slozku, pouZiti
uvedenych sloudenin, esterovych derivatd nebo soli pro vyrobu uvedenych farmaceutickych
ptipravkd, nebo zpiisobu pro prevenci nebo 1€cbu nemoci (zvlasté bakterialnich infekei), ktery
zahrnuje podéni farmaceuticky u¢inného mnoZstvi uvedenych slouenin, esterovych derivath

nebo soli teplokrevnym Zivo¢ichiim (zv1aste lidem).

Dosavadni stav techniky

Je nutné vyvijet karbapenemové derivaty, které maji silny a vyvazeny antibakterialni
Wiginek proti dirokému spektru patogennich baktérii. 1-Methylkarbapenemové slouceniny majici
strukturni analogy se slougeninami v pfedkladaném vynalezu jsou uvedeny v japonské patentove
ptihlasce (Kokai) ¢islo 8-53 453.

Vynalezce provadél vyzkum 1-methylkarbapenemovych sloucenin dlouhou dobu. Jako
vysledek bylo objeveno, Ze ve srovnani s konvenénimi 1-methylkarbapenemovymi derivaty maji
slougeniny obecného vzorce I pfedkladaného vynéalezu silngj§i antibakteridlni ucinek a jsou
Geinné jako antibakterialni ¢inidlo pro 1é¢bu nebo prevenci (zv1asté 1é¢bu) bakterialnich infekci,

zv14%te infekei dychaciho systému, a proveden piedkladany vynalez.

Podstata vynalezu

Predkladany vynalez se tyka 1-methylkabrapenemovych slou¢enin obecného vzorce
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nebo jejich farmaceuticky pfijatelnych soli nebo estertl.

Ve vzorci R' predstavuje:



(1) skupinu predstavovanou vzorcem COOR?, kde R’ je vodik, C; a Cs alkylova skupina
nebo C; az C4 cykloalkylova skupina,

(2) skupinu predstavovanou vzorcem CONR‘R®, kde R* a R’ mohou byt stejné nebo
rozdilné a kazdy je vodik, C; az Cq alkylova skupina (ktera mtiZe byt substituovana jednou nebo
dvémi skupinami, které mohou byt stejné nebo rozdilné a jsou vybrany ze skupiny substituenti
A niZe uvedené), C; aZ Cq cykloalkylova skupina nebo 3 az 6-ti ¢lenna heterocyklickd skupina
nebo C¢ az Cyo arylova skupina (kterd miiZze byt substituovana jednou nebo dvémi skupinami,
které mohou byt stejné nebo rozdilné a jsou vybrany ze skupiny substituentli B niZe uvedené)
nebo spolecné s atomem dusiku, ke kterému jsou vazané, predstavuji 3 aZ 6-ti Cetny heterocykl
obsahujici dusik (ktery miize byt substituovany jednou nebo dvémi skupinami, které mohou byt
stejné nebo rozdilné a jsou vybrany ze skupiny substituentd B niZze uvedené),

(3) kyano skupinu,

(4) skupina pfedstavovana vzorcem CH,OR®, kde R® je vodik, C; aZ Cs alkylova skupina
nebo C; az Cq cykloalkylova skupina nebo

(5) skupina piedstavovana vzorcem CH,NR'R®, kde R je vodik, C; az Cg alkylova skupina
nebo C3 aZ Cg cykloalkylova skupina, R® je vodik, C; a2 Cs alkylové skupina nebo C; aZ Cg
cykloalkylova skupina, C, az Cs alkanoylova skupina, (C¢ az Cyo aryl)karbonylova skupina
(ktera miiZe byt substituovana jednou nebo dvémi skupinami, které mohou byt stejné nebo
rozdilné a jsou vybrany ze skupiny substituentii B nize uvedené), (C; az Cs alkoxy)karbonylova
skupina, 5 nebo 6-ti ¢lennd aromatickd heterocyklokarbonylova skupina, C; aZ Cg
alkylsulfonylovd skupina nebo Cs az Cjy arylsulfonylova skupina, nebo R’ a R}, spole¢ns
s atomem dusiku, ke kterému jsou vazané pfedstavuji sukcinimidovou skupinu (kterd miZe byt
kondenzovana s fenylovou skupinou),

R’ predstavuje vodik nebo C; az Cq alkylovou skupinu,

n ptedstavuje 1, 2 nebo 3;

X predstavuje siru nebo kyslik,

substituent skupiny A zahrnuje hydroxylovou skupinu, amino skupinu (kterd miZe byt
substituovana jednou nebo dvémi C; az Cg alkylovymi skupinami), karbamoylovou skupinu
(jejiz aminova skupina miZe byt substituovana jednou nebo dvémi C, aZ Cg alkylovymi
skupinami), karboxylovou skupinu, kyano skupinu a C; az Cq alkoxylovou skupinu, a

substituent ~ skupiny B zahruje  hydroxy-C; aZ  Cs-alkylovou  skupinuy,
amino-C; az Cs-alkylovou skupinu (aminova skupina miize byt substituovana jednou nebo dvémi
Ci aZz Cq alkylovymi skupinami), karbamoylovou skupinu (aminova skupina miZe byt

substituovana jednou nebo dvémi C; aZ Cg alkylovymi skupinami), karboxylovou skupinu,



hydroxylovou skupinu, amino skupinu (kterd miize byt substituovana jednou nebo dvémi C; azZ
Cs alkylovymi skupinami), C; az Cs alkoxylovou skupinu a C; az C¢ alkylovou skupinu.

Ve vyse uvedeném popisu ,,C1-Cs alkylova skupina” podle definic R% R’ R4, R®, R6, R,
R®, substituentové skupiny A a substituentové skupiny B je ptimé nebo vétvena nasycena
uhlovodikové skupina obsahujici 1 aZ 6 atom uhliku. Jeji ptiklady zahrnuji methyl, ethyl, n-pro-
pyl, isopropyl, n-butyl, isobutyl, sec.butyl, terc.butyl, n-pentyl, isopentyl, 2-methylbutyl,
neopentyl, 1-ethylpropyl, n-hexyl, isohexyl, 4-methylpentyl, 3-methylpentyl, 2-methylpentyl,
1-methylpentyl, 3,3-dimethylbutyl, 2,2-dimethylbutyl, 1,1-dimethylbutyl, 1,2-dimethylbutyl,
1,3-dimethylbutyl, 2,3-dimethylbutyl, 2-ethylbutyl a 1-methyl-2-methyl-propyl skupinu. Podle
definic R* R’, R® R’, R}, substituentové skupiny A a substituentové skupiny B je
upiednostiiovana C; az Cs alkylova skupina a zvlast¢ upfednostiiovéna je methylova skupina.
Podle definice R* je upfednostiiovana C; aZ C; alkylova skupina a zv1asté upfednostiiovana je
methylova skupina nebo isopropylova skupina. Podle definice R’ je uptednostiiovana C, az Cs
alkylova skupina a zv145té upfednostiiovana je 1-methyl-2-methyl-propylova skupina.

,,Cs a2 Cg cykloalkylova skupina” podle definic R?, R*, R, R®, R” a R® je cyklicka
uhlovodikova skupina obsahujici 3 az 6 atomd uhliku. Piiklady této skupiny zahrnuji
cyklopropyl, cyklobutyl, cyklopentyl a cyklohexyl, kde cyklopropylova skupina je
upfednostiiovana.

,»3 aZ 6-ti &lenna heterocyklicka skupina” podle definic R* a R® je nasycena heterocyklicka
skupina obsahujici jeden nebo dva atomy kysliku,dusiku nebo siry. Piiklady této skupiny
zahmuji aziridinyl, azetidinyl, pyrrolidinyl, piperidinyl, oxiranyl, oxetanyl, tetrahydrofuranyl,
tetrahydropyranyl, tetrahydrothienyl, morfolinyl, piperazinyl a thiomorfolinyl, kde 4 aZ 6-ti
¢lenna heterocyklicka skupina obsahujici dusik je upfednostiiovana a azetidinyl, pyrrolidinyl
nebo piperidinyl jsou upfednostiiované vice.

Ptiklady ,,Cs az Cyg arylové skupiny” podle definice R'aR’a ,,Cs aZ Cyp arylové” skupiny
“(Cs aZ Cyp aryl)karbonylové skupiny” a ,,Cg aZ C;¢ arylsulfonylové skupiny” podle definice R®
zahrnuji fenyl, indenyl a naftyl, kde fenylova skupina je upfednostiiovana.

“Dusik obsahujici heterocykl” “3 az 6-ti ¢lenného dusik obsahujiciho heterocyklu ” podle
definic skupina tvofena pomoci R* a R®, spole¢ns s atomem dusiku, ke kterému jsou vazany, je
saturovand heterocyklicka skupina obsahujici jeden nebo dva atomy dusiku, a kterd mize
obsahovat atom kysliku nebo siry. Priklady této skupiny zahrnuji aziridino, azetidino,
pyrrolidino, piperidino, morfolino, piperazino a thiomorfolino skupiny, kde 4 az 6-ti ¢lenny
heterocykl obsahujici dusik je upfednostiiovan a azetidino, piperazino, morfolino nebo

thiomorfolino skupiny jsou upfednostiiované vice.
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,Ci a? Cs alkanoyl skupina” podle definice R® je pfima nebo vétvena nasycena
alkanoylova skupina obsahujici 1 azZ 6 atoml uhliku. Jeji ptiklady zahmuji formyl, acetyl,
propionyl, butyryl, isobutyryl, valeryl, isovaleryl, pivaloyl a hexanoyl, kde C; az Cs alkanoylova
skupina je upfednostiiovana a acetylova skupina je upfednostiiovana nejvice.

,C1 aZ Cg alkoxy” skupina “(C, az Cs alkoxy)karbonylové skupiny” podle definice R® a
»C1 az Cg alkoxy skupina” podle definice substituentovych skupin je pfima nebo vétvena
alkoxylova skupina obsahujici 1 aZ 6 atomi uhliku. Ptiklady této skupiny zahrnuji methoxy,
ethoxy, propoxy, isopropoxy, butoxy, pentyloxy a hexyloxy skupiny, kde C; aZz C; alkoxy
skupina je upfednostiiovana a methoxy skupina je nejvice upfednostfiovana.

,»d aZz 6-t1 Clenny aromatickd heterocyklicka” skupina ,,5 a7 6-ti ¢lenné aromatické
heterocyklokarbonylové skupiny” podle definice R® je aromaticky heterocykl obsahujici od
jednoho do tfi atomi kysliku, dusiku a siry. Piiklady tohoto heterocyklu zahmuji pyrrol,
imidazol, thiazol, oxazol, isoxazol, furan, thiofen, triazol, thiadiazol, pyridin, pyrimidin,
pyridazin a triazin, kde furan, thiofen nebo pyridin jsou upfednostiiovany.

Priklady ,hydroxy-C; az Cs-alkyl skupiny” substituentové skupiny B zahrnuji
hydroxymethyl, hydroxyethyl, hydroxypropyl a hydroxybutyl skupiny, kde hydroxy-C; aZ C,-
-alkyl skupina je upfednostiiovana a hydroxymethyl skupina je nejvice upfednostiiovana.

Priklady ,,amino-C; az Cs-alkyl skupiny” substituentové skupiny B zahrnuji aminomethyl,
aminoethyl, aminopropyl a aminobutyl skupiny, kde amino-C; aZz Cj-alkyl skupina je
upfednostiiovana a aminomethyl skupina je nejvice upfednostiiovana.

Pfednostné substituentova skupina A obsahuje hydroxylovou skupinu, amino skupinu
(kterd miize byt substituovand jednou nebo dvémi C, aZz C; alkyl skupinami) a karbamoyl
skupinu, kde amino skupina (ktera miZe byt substituovani jednou nebo dvémi methyl nebo ethyl
skupinami) je nejvice upfednostiiovéana.

Pfrednostn€ substituentova skupina B obsahuje hydroxy-C; aZ Cs-alkyl skupinu, amino-
-C; aZ Cy-alkyl skupinu (amino skupina m@Ze byt substituovana jednou nebo dvémi C; aZ C;
alkyl skupinami), karbamoyl skupinu (amino skupina miiZe byt substituovana jednou nebo
dvémi C; aZ C; alkyl skupinami), hydroxylovou skupinu a amino skupinu (kterd mtZe byt
substituovand jednou nebo dvémi C, aZ C; alkyl skupinami), kde skupina obsahujici
hydroxymethylovou skupinu, aminomethylovou skupinu (kde amino skupina miZe byt
substituovana jednou nebo dvémi methyl nebo ethyl skupinami), karbamoylovou skupinu (kde
amino skupina miiZze byt substituovand jednou nebo dvémi methyl nebo ethyl skupinami),

hydroxylovou skupinu a amino skupina (kterd miiZe byt substituovana jednou nebo dvémi



methyl nebo ethyl skupinami) je upfednostitovana, aminomethyl skupina a amino skupina jsou
jesté vice upiednostiiované.

,»Farmakologicky pfijatelny ester” slouceniny I je ester, u kterého jsou nékteré karboxylové
skupiny nebo hydroxylové skupiny sloueniny I chranéné skupinou, kterd se da odstépit v t&le
¢loveka nebo zvitete chemickou nebo biologickou metodou jako je hydrolyza za vzniku piivodni
slou¢eniny I nebo jeji soli. Zda je odvozena latka takovy ester se miiZe stanovit oralnim nebo
intravenéznim podanim této latky pokusnému zvifeti, jako je potkan nebo mys a studovanim
t€lnich tekutin zvifete a detekci pivodni sloudeniny I nebo jeji soli.

Ptiklady ochrannych skupin, které tvoii estery karboxylové skupiny zahrmuji C; az Cg
alkylovou skupinu, C; az Cg cykloalkylovou skupinu, C; aZ Cg cykloalkylovou-C; az Cy-alky-
lovou skupinu, C, az Cjp alkanoyloxy-C; aZ Cs-alkylovou skupinu, (C, aZ Ci
alkoxy)karbonyloxy-C; az C4-alkylovou skupinu, fenylovou skupinu (uvedena fenylova skupinu
miiZe byt substituovana jednou nebo dvémi skupinami vybranymi z halogenu, C; az C, alkylové
skupiny, C; aZ C4 alkoxylové skupiny, methylendioxyové skupiny a C; aZ Cs alkanoyloxyové
skupiny), C, az Cyy alkanoyloxybenzylovou skupinu, ftalidylovou skupinu a 5-methyl-2-oxo-1,3-
-dioxolen-4-ylmethylovou skupinu.

Priklady ochrannych skupin, které tvoii estery s hydroxylovou skupinou zahrnuji C; az Cyq
alkanoyl skupinu, (C¢ az Co aryl)karbonyl skupinu, (C; az Cjo alkoxy)karbonyl skupinu a
aminoacyl skupinu.

Priklady vySe uvedené ,,C; az Co alkylové skupinu” zahmuji methyl, ethyl, propyl,
isopropyl, butyl, isobutyl, sek.butyl, terc.butyl, pentyl, 2-pentyl, 3-pentyl, isopentyl, hexyl,
2-hexyl, 3-hexyl, isohexyl, heptyl, oktyl, nony! a decyl skupiny, kde C, aZ Cg alkylova skupina je
upiednostiiovana, C; az C, alkylova skupina je vice upfednostiiovéana a ethylova skupinu nejvice
uprednostiiovana.

Piiklady ,,C; aZ Cs cykloalkylové skupiny” zahrnuji cyklopropyl, cyklobutyl, cyklopentyl a
cyklohexyl skupiny, kde cyklopentyl nebo cyklohexyl skupina je upiednostiiovéana.

Piiklady ,,C; aZz Cs cykloalkyl-C; az Cs-alkylové skupiny” zahrnuji cyklopropylmethyl,
cyklopropylethyl, cyklopropylpropyl, cyklopropylbutyl, cyklobutylmethyl, cyklobutylethyl,
cyklobutylpropyl, cyklopentylmethyl, cyklopentylethyl, cyklopentylpropyl, cyklohexylmethyl a
cyklohexylethyl skupiny, kde cyklopropylmethylova skupina je upfednostiiovana.

Priklady ,,C; az Cyo alkanoyloxy-C; aZz Cs-alkylové skupiny” zahmuji acetoxymethyl,
1-(acetoxy)ethyl, 1-(acetoxy)propyl, 1-(acetoxy)butyl, propionyloxymethyl,
1-(propionyloxy)ethyl, isopropionyloxymethyl, 1-(isopropionyloxy)ethyl, butyryloxymethyl,
1-(butyryloxy)ethyl, isobutyryloxymethyl, 1-(isobutyryloxy)ethyl, pivaloyloxymethyl,



1-(pivaloyloxy)ethyl, valeryloxymethyl, 1-(valeryloxy)ethyl, isovaleryloxymethyl,

1-(isovaleryloxy)ethyl,  hexanoyloxymethyl, 1-(hexanoyloxy)ethyl,  oktanoyloxymethyl,
1-(oktanoyloxy)ethyl, dekanoyloxymethyl, cyklopentylkarbonyloxymethyl, I-methyl-
cyklopentylkarbonyloxymethyl, cyklohexylkarbonyloxymethyl  a I-methylcyklohexyl-
karbonyloxymethyl skupiny, kde C, az Cs alkanoyloxymethyl nebo 1(C; az G
alkanoyloxy)ethyl skupina je upfednostiiovana.

Piiklady “(Ci az Cjo alkoxy)karbonyloxy-C; a? Cjs-alkylové skupiny” zahrnuji
methoxykarbonyloxymethyl, 1-(methoxykarbonyloxy)ethyl, ethoxykarbonyloxymethyl,
1-(ethoxykarbonyloxy)ethyl, 1-(ethoxykarbonyloxy)propyl, 1-(ethoxykarbonyloxy)butyl,
propoxykarbonyloxymethyl,  1-(propoxykarbonyloxy)ethyl, isopropoxykarbonyloxymethyl,
1-(isopropoxykarbonyloxy)ethyl, butoxykarbonyloxymethyl, 1-(butoxykarbonyloxy)ethyl,
isobutoxykarbonyloxymethyl, 1-(isobutoxykarbonyloxy)ethyl, sek butoxykarbonyloxymethyl,
1-(sek.butoxykarbonyloxy)ethyl, terc.butoxykarbonyloxymethyl, 1-(terc.butoxykarbo-
nyloxy)ethyl, pentyloxykarbonyloxymethyl, 1-(pentyloxykarbonyloxy)ethyl, (1-methylbutyl-
oxykarbonyloxy)methyl, 1-(1 -methylbutyloxykarbonyloxy)ethyl, ~(2-methylbutyloxykarbony-
loxy)methyl, 1-(2-methylbutyloxykarbonyloxy)ethyl, (3-methylbutyloxykarbonyloxy)methyl,
1-(3-methylbutyloxykarbonyloxy)ethyl, (1 -ethylpropyloxykarbonyloxy)methyl, ~ 1-(1-ethyl-
propyloxykarbonyloxy)ethyl, ~ hexyloxykarbonyloxymethyl, 1-(hexyloxykarbonyloxy)ethyl,
(1-methylpentyloxykarbonyloxy)methyl,  1-(1 -methylpentyloxykarbonyloxy)ethyl,  oktyloxy-
karbonyloxymethyl, 1-(oktyloxykarbonyloxy)ethyl, decyloxykarbonyloxymethyl, 1-(decyl-
oxykarbonyloxy)ethyl, ~cyklopentylkarbonyloxymethyl, 1-(cyklopentyloxykarbonyloxy)ethyl,
cyklohexylkarbonyloxymethyl a 1-(cyklohexyloxykarbonyloxy)ethyl skupiny, kde (C, az Cg
alkoxy)karbonyloxymethyl nebo 1-((C; az Cg alkoxy)karbonyloxy)ethyl ~skupina je
upfednostiiovana.

Priklady ,fenylové skupiny, kterd miZe byt substitutovana” zahrmuji  fenyl,
3-fluorfenyl, 4-fluorfenyl, 3,4-difluorfenyl, 3-methylfenyl, 4-methylfenyl, 3-methoxyfenyl,
4-methoxyfenyl, 3,4-dimethoxyfenyl, 3,4-methylendioxyfenyl, 3-acetoxyfenyl a 4-acetoxy-fenyl
skupiny, kde nesubstituovana fenylové skupinu je upiednostiiovéana.

Priklady ,C, az Cjo alkanoyloxybenzylové skupiny” zahmuji 2-acetoxybenzyl,
3-acetoxybenzyl, 4-acetoxybenzyl, 3-propionyloxybenzyl, 4-propionyloxybenzyl, 4-butyryl-
oxybenzyl, 4-valeryloxybenzyl, 4-hexanoyloxybenzyl, 4-oktanoyloxybenzyl a 4-dekanoyl-

oxybenzyl skupiny, kde 3- nebo 4-(C; az C, alkanoyloxy)benzylova skupina je upfednostiiovéna.



Priklady ,,C; az Cyo alkanoylové skupiny” zahrnuji formyl, acetyl, propionyl, butyryl,
pentanoyl, hexanoyl, oktanoyl a dekanoyl skupiny, kde C, az Cg¢ alkanoylovd skupina je
upifednostiiovana.

Piiklady *“(Cs az Ci aryl)karbonylové skupiny” zahrnuji benzoyl, 1-naftoyl a 2-naftoyl
skupiny, kde benzoylova skupina je upfednostiiovana.

Priklady ,(C; az Cjo alkoxy)karbonylové skupiny” zahrnuji methoxykarbonyl,
ethoxykarbonyl, propoxykarbonyl, butoxykarbonyl, pentyloxykarbonyl, hexyloxykarbonyl,
oktyloxykarbonyl a decyloxykarbonyl skupiny, kde C, a# Cg alkoxykarbonylova skupina je
upfednostfiovana.

Piiklady ,,aminoacylové skupiny” zahrnuji aminokyselinovou skupinu, jako je glycyl,
alanyl, B-alanyl, leucyl, isoleucyl, fenylalanyl, histidyl, asparagyl, prolyl a lysyl, kde glycylova
skupinu je upfednostiiovana.

Sloucenina I a jeji farmakologicky pfijatelné soli predkladaného vyndlezu mohou tvofit
farmakologicky pfijatelné soli, je-li to nutné.

»Farmakologicky pfijatelné soli“ jsou soli, na které je moZné konvertovat sloudeninu I
predkladaného vynilezu. Uptednostiiované ptiklady takovych soli zahmuji soli alkalickych
kovi, jako jsou sodikova siil, draselnd stl a lithiova sil, soli alkalickych zemin jako je vapenata
sil a hofeCnata siil, kovové soli jako je hlinikova sil, Zelezna sil, zinkova stil, médéna sul,
niklova sil a kobaltova siil, aminové soli jako jsou anorganické soli, jako je amonna sil a
organické soli jako je terc.oktylaminova siil, dibenzylaminovd sdl, morfolinova sul,
glukosaminova siil, fenylglycinalkylesterova sil, ethylenediaminova sil, N-methylglukaminova
sill, guanidinovd sil, diethylaminova sil, triethylaminové sdl, dicyklohexylaminova sil,
N,N’-dibenzylethylendiaminova sil, chloroprokainovéa sil, prokainové sil, diethanolaminova
sil, N-benzylfenethylaminova siil, piperazinova sil, tetramethylammoniova sl a
tris(hydroxymethyl)aminomethanové sil; soli anorganickych kyselin jako jsou soli halogenové
kyseliny jako je fluorovodik, chlorovodik, bromovodik, jodovodik, nitraty, perchloraty, sulfaty
nebo fosfaty, niZ&i alkensulfonaty jako je methansulfonét, trifluoromethansulfonit nebo
ethansulfonat; arylsulfonaty jako je benzensulfonat nebo p-toluensulfonat; a soli organickych
kyselin jako je acetat, malat, fumarat, sukcinat, citrat, tartarat, oxalat nebo maleat; a soli
aminokyselin jako je glycinové sil, lysinova sil, argininova sil, ornithinova stil, glutaméat nebo
aspartat.

Slouceniny I, jejich farmakologicky pfijatelné soli a esterové derivaty pfedkladaného
vynalezu zahrnuji také jejich hydraty nebo solvaty.

Mezi slou€eninami obecného vzorce I jsou uptednostiiované nasledujici slouceniny:



(1) Vztahujici se k R":

(1-1) slougeniny, kde R! pfedstavuje skupinu pfedstavovanou vzorcem CONR‘R® a
kyano skupinu nebo skupinu pfedstavovanou vzorcem CH,NR'R?;

(1-2) slouéeniny, kde R' piedstavuje skupinu pfedstavovanou vzorcem CONR‘R’ nebo
skupinu pfedstavovanou vzorcem CH,NR'R®;

(1-3) slou¢eniny, kde R pfedstavuje skupinu pfedstavovanou vzorcem CONR'R®.

(2) Vztahujici se k R%:

(2-1) slougeniny, kde R? predstavuje vodik nebo C, aZ C; alkylovou skupinu;

(2-2) slouceniny, kde R? predstavuje vodik.

(3) Vztahujici se k R>:

(3-1) slougeniny, kde R* predstavuje vodik nebo C; az C; alkylovou skupinu;

(3-2) slougeniny, kde R* predstavuje vodik, methylovou skupinu nebo ethylovou skupinu.

(4) Vztahujici se k R*:

(4-1) slouéeniny, kde R* predstavuje vodik nebo C, a2 C; alkylovou skupinu;

(4-2) slougeniny, kde R* piedstavuje vodik, methylovou skupinu nebo isopropylovou
skupinu.,

(5) Vztahujici se k R®:

(5-1) slougeniny, kde R’ predstavuje vodik, C; az Cq alkylovou skupinu (kterd miize byt
substituovana jednou nebo dvémi skupinami, které mohou byt stejné nebo rozdilné a jsou
vybrané ze skupiny substituentii A) nebo 4 az 6-ti Clenny heterocykl obsahujici dusik,

(5-2) slougeniny, kde R® predstavuje vodik, C; aZ Cs alkylovou skupinu (kterd mtize byt
substituovana jednou nebo dvémi skupinami, které mohou byt stejné nebo rozdilné a jsou
vybrané ze skupiny substituentd A), nebo azetidinyl, pyrrolidinyl nebo piperidinyl skupinu.

(6) Vztahujici se k R* a R®:

(6-1) slouceniny, kde R* a R’ spole¢né s atomem dusiku, ke kterému jsou vazané,
predstavuji 4 aZ 6-ti ¢lenny heterocykl obsahujici dusik (ktery miZe byt substituovan jednou
nebo dvémi skupinami, které mohou byt stejné nebo rozdilné a jsou vybrané ze skupiny
substituentt B);

(6-2) slougeniny kde R* a R°, spolecn€ a s atomem dusiku, ke kterému jsou vazané,
piedstavuji azetidino, piperazino, morfolino nebo thiomorfolino skupinu (kterd mize byt
substituovand jednou nebo dvémi skupinami, které mohou byt stejné nebo rozdilné a jsou
vybrané ze skupiny substituenti B).

(7) Vztahujici se k R®:
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(7-1) slouceniny, kde R® predstavuje vodik nebo C; a# Cs alkylovou skupinu;

(7-2) slou&eniny kde R® predstavuje vodik.

(8) Vztahujici se k R:

(8-1) slougeniny, kde R’ predstavuje vodik nebo C; aZz C; alkylovou skupinu;

(8-2) sloudeniny, kde R pfedstavuje vodik nebo methylovou skupinu;

(8-3) sloudeniny, kde R’ piedstavuje vodik.

(9) Vztahujici se k R®:

(9-1) slougeniny, kde R® piedstavuje vodik, C; aZ C; alkylovou skupinu, C; az C;
alkanoyl skupinu, benzoyl skupinu (kterd miiZe byt substituovana jednou nebo dvémi skupinami,
které mohou byt stejné nebo rozdilné a jsou vybrané ze skupiny substituentt B), (C; aZ Cs
alkoxy)karbonyl skupinu, thienylkarbonyl skupinu, furylkarbonyl skupinu nebo pyridylkarbonyl
skupinu;

(9-2) slougeniny, kde R® piedstavuje vodik, benzoyl skupinu (kterA muiZe byt
substituovand jednou nebo dvémi skupinami, které mohou byt stejné nebo rozdilné a jsou
vybrané ze skupiny substituentl B), (2-thienyl)karbonyl skupinu, (2-furyl)karbonyl skupinu nebo
(3-pyridyl)karbonyl skupinu.

(10) Vztahujici se k n:

(10-1) slouceniny, kde n pfedstavuje 1.

(11) Vztahujici se k X:

(11-1) slouceniny, kde X predstavuje kyslikovy atom.

Sloueniny  ziskané libovolnou kombinaci 2 nebo vice vySe uvedenych
upfednostiiovanych substituenti jsou vice upfednostiiované. Vice upiednostiiované priklady
slou¢enin zahrnuji nasledujici slou¢eniny:

(12) slougeniny, kde R' predstavuje skupinu ptedstavovanou vzorcem CONR‘R’ (kde R*
pfedstavuje vodik nebo C; az C; alkylovou skupinu; R’ predstavuje vodik, C; a# C alkylovou
skupinu (kter4 miZe byt substituovana jednou nebo dvémi skupinami, které mohou byt stejné
nebo rozdilné a jsou vybrané ze skupiny substituentd A) nebo 4 aZ 6-ti &lenny heterocykl
obsahujici dusik); R? pfedstavuje vodik; n pfedstavuje 1; a X pfedstavuje kyslik nebo siru.

(13) slougeniny, kde R' predstavuje skupinu pfedstavovanou vzorcem CONR'R’ (kde R*
piedstavuje vodik, methylovou skupinu nebo isopropylovou skupinu; R® piedstavuje vodik, C,
az Cg alkylovou skupinu (kterd miiZe byt substituovana jednou nebo dvémi skupinami, které
mohou byt stejné nebo rozdilné a jsou vybrané ze skupiny substituentdi A), nebo azetidinyl,
pyrrolidinyl nebo piperidinyl skupinu); n pfedstavuje 1; a X piedstavuje kyslik nebo siru.

(14) slouceniny, kde R' predstavuje skupinu ptedstavovanou vzorcem CONR‘R® (kde R*

a R’, spoleéng s atomem dusiku, ke kterému jsou vazané, pfedstavuji 4 aZ 6-ti €lenny heterocykl
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obsahujici dusik (ktery miiZe byt substituovan jednou nebo dvémi skupinami, které mohou byt
stejné nebo rozdilné a jsou vybrané ze skupiny substituentd B)); R’ piedstavuje vodik; n
piedstavuje 1; a X piedstavuje kyslik nebo siru.

(15) slougeniny, kde R' pfedstavuje skupinu ptedstavovanou vzorcem CONR‘R® (kde R*
a R’ spoletné s atomem dusiku, ke kterému Jsou vazané, predstavuji azetidino, piperazino,
morfolino nebo thiomorfolino skupinu (ktera miiZe byt substituovana jednou nebo dvémi
skupinami, které mohou byt stejné nebo rozdilné a jsou vybrané ze skupiny substituentii B)); R?
predstavuje vodik; n pfedstavuje 1; a X predstavuje kyslik nebo siru.

(16) slougeniny, kde R' predstavuje kyano skupinu; R? predstavuje vodik; n piedstavuje
1; a X pfedstavuyje kyslik nebo siru.

(17) slougeniny, kde R' ptedstavuje skupinu piedstavovanou vzorcem CH,NR'R® (kde R’
predstavuje vodik nebo C; az C; alkylovou skupinu; R® predstavuje vodik, C; az Cs alkylovou
skupinu, C; aZ Cs alkanoylovou skupinu, benzoylovou skupinu (kterd miiZze byt substituovana
jednou nebo dvémi skupinami, které mohou byt stejné nebo rozdilné a jsou vybrané ze skupiny
substituenti B), (C; az Cs alkoxy)karbonylovou skupinu, thienylkarbonyl skupinu, furylkarbonyl
skupinu nebo pyridylkarbonyl skupinu); R® predstavuje vodik; n pfedstavuje 1; a X pfedstavuje
kyslik nebo siru.

(18) sloueniny, kde R' predstavuje skupinu piedstavovanou vzorcem CH,NR'R® (kde R’
predstavuje vodik nebo methylovou skupinu; R® piedstavuje vodik, benzoylovou skupinu (ktera
miZe byt substituovana jednou nebo dvémi skupinami, které mohou byt stejné nebo rozdilné a
jsou vybrané ze skupiny substituenti B), (2-thienyl)-karbonylovou skupinu, (2-furyl)-
karbonylovou skupinu nebo (3-pyridyl)-karbonylovou skupinu); R® piedstavuje vodik; n
predstavuje 1, a X predstavuje kyslik nebo siru.

Urcité slouceniny I pfedkladaného vynalezu jsou specificky uvedené v tabulkach 1 az 5.
Mélo by byt znamo, Ze slouceniny I ptedkladaného vynalezu nejsou omezené témito uvedenymi
slou¢eninami.

Vtabulkach 1 az 5 Me predstavuje methylovou skupinu, Et ethylovou skupinu, Pr
propylovou skupinu, iPr isopropylovouovou skupinu, Bu butylovou skupinu, Pen pentylovou
skupinu, Hex hexylovou skupinu, cPr cyklopropylovou skupinu, cBu cyklobutylovou skupinu,
cPen cyklopentylovou skupinu, cHex cyklohexylovou skupinu, Azt azetidinylovou skupinu, Pyr
pyrrolidinylovou skupinu, Pip piperidinylovou skupinu, a Ph fenylovou skupinu. Vyraz “pozice”

znamena vazebné misto siry.

Tabulka 1.
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10 S 3 H |Me iPr

11 S 3 H |Me Bu

12 S 3 H |Et Et

13 S 3 H | Et Pr

14 S 3 H |Et 1Pr

15 S 3 H |Et Bu

16 S 3 H |Pr Pr

17 S 3 H |Pr iPr

18 S 3 H |Pr Bu

19 S 3 H |[iPr iPr

20 S 3 H |iPr Bu

21 S 3 H |Bu Bu

22 S 3 H [H CH,CH,0H

23 S 3 H |Me CH,CH,0OH

24 S 3 H |Et CH,CH,OH

25 S 3 H |Pr CH,CH,0H

26 S 3 H |iPr CH,CH,OH

27 S 3 H |H CH(CH;)CH,OH

28 S 3 H |H CH(CH,OH)CH,OH
29 S 3 H [(H CH(CH,CH3)CH,0H
30 S 3 H |H CH(CH(CH3),)CH,0H
31 S 3 H |H CH,CH,NH,

32 S 3 H |H CH(CH;3)CH,NH,

33 S 3 H |H CH(CH,CH3)CH,NH,
34 S 3 H |H CH(CH(CH3;),)CH,NH,
35 S 3 H |H CH,COOH

36 S 3 H |H CH(CH3)COOH

37 S 3 H |H CH(CH,OH)COOH
38 S 3 H |H CH(CH,CH;)COOH
39 S 3 H |H CH(CH(CH3),;)COOH
40 S 3 H |H CH,CONH,

41 S 3 H |H CH(CH3)CONH,

42 S 3 H |H CH(CH,OH)CONH,

L4 *rere
- v L]

v
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43 S 3 H |H CH(CH;CH3)CONH;
44 S 3 H |H CH(CH(CHs;),)CONH;
45 S 3 H |H cPr

46 S 3 H |H cBu

47 S 3 H |H cPen

48 S 3 H |H cHex

49 S 3 H [H 3-Azt

50 S 3 H |H 3-Pyr

51 S 3 H |H 3-Pip

52 S 3 H |H 4-Pip

53 S 3 H |H 2-COOH-Ph
54 S 3 H |H 2-CONH;-Ph
55 S 3 H |H 3-COOH-Ph
56 S 3 H |H 3-CONH;-Ph
57 S 3 H |H 4-COOH-Ph
58 S 3 H |H 4-CONH,-Ph
59 S 3 H | -CH,CH,CH,-

60 S 3 H |-CH,CH,CH,CH,-

61 S 3 H | -CH,CH,CH,CH,CH,-

62 S 3 H |-CH,CH,OCH,CH,-

63 S 3 H |-CH,CH,SCH,CH,-

64 S 3 H |-CH,CH,NHCH,CH,-

65 S 3 H | -CH,CH(OH)CH,-

66 S 3 H | -CH,CH(OH)CH,CH,-

67 S 3 H |-CH,CH(OH)CH,CH,CH,-
68 S 3 H |-CH,CH,CH(OH)CH,CH,-
69 S 3 H |-CH(COOH)CH;CH,-

70 S 3 H | -CH(CONH,)CH,CH,-

71 S 3 H |-CH(CH,OH)CH,CH,-

72 S 3 H | -CH(CH,;NH;)CH,CH,-

73 S 3 H | -CH(COOH)CH,CH,CH,-
74 S 3 H |-CH(CONH,)CH,CH,CH,-
75 S 3 H |-CH(CH,OH)CH,CH,CH;-
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76 S 3 H | -CH(CH;NH;)CH,CH,CH,-

77 S 3 H |-CH(COOH)CH,CH,CH,CH,-
78 S 3 H | -CH(CONH,)CH,CH,CH,CH,-
79 S 3 H | -CH(CH,OH)CH,CH,CH,CH,-
80 S 3 H | -CH(CH;NH,)CH,CH,CH,CH,-
81 S 3 H | -CH;CH(COOH)CH,CH,CH,-
82 S 3 H | -CH,CH(CONH,)CH,CH,CH,-
83 S 3 H | -CH,CH(CH,OH)CH,CH,CH,-
84 S 3 H | -CH,;CH(CH,;NH,)CH,CH,CH,-
85 S 3 H | -CH,CH,CH(COOH)CH,CH,-
86 S 3 H |-CH,CH,CH(CONH,)CH,CH,-
87 S 3 H | -CH,CH,CH(CH,0OH)CH,CH,-
88 S 3 H |-CH,CH,CH(CH,NH,)CH,CHo-
89 S 3 Me |H H

90 S 3 Me |H Me

91 S 3 Me | H Et

92 S 3 Me | H Pr

93 S 3 Me | H iPr

94 S 3 Me |H Bu

95 S 3 Me | Me Me

96 S 3 Me | Me Et

97 S 3 Me | Me Pr

98 S 3 Me | Me 1Pr

99 S 3 Me | Me Bu

100 S 3 Me | Et Et

101 S 3 Me | Et Pr

102 S 3 Me | Et iPr

103 S 3 Me | Et Bu

104 S 3 Me | Pr Pr

105 S 3 Me | Pr 1Pr

106 S 3 Me | Pr Bu

107 S 3 Me | iPr iPr

108 S 3 Me | iPr Bu
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109 S 3 Me | Bu Bu

110 S 3 Me |H CH,CH,0H

111 S 3 Me | Me CH,CH,0OH

112 S 3 Me | Et CH,CH,OH

113 S 3 Me | Pr CH,CH,0OH

114 S 3 Me | iPr CH,CH,0OH

115 S 3 Me |H CH(CH;)CH,OH

116 S 3 Me |H CH(CH,0H)CH,OH
117 S 3 Me |H CH(CH,CH3)CH,OH
118 S 3 Me |H CH(CH(CHs;);)CH,OH
119 S 3 Me |H CH,CH,NH,

120 S 3 Me | H CH(CH;)CH,NH;

121 S 3 Me |H CH(CH,CH3)CH,NH,
122 S 3 Me [H CH(CH(CH3);)CH,NH,
123 S 3 Me [H CH,COOH

124 S 3 Me | H CH(CH3;)COOH

125 S 3 Me |H CH(CH,OH)COOH
126 S 3 Me | H CH(CH,CH3)COOH
127 S 3 Me |H CH(CH(CHs;),;)COOH
128 S 3 Me |H CH,CONH,

129 S 3 Me |H CH(CH3)CONH,

130 S 3 Me [H CH(CH,OH)CONH,
131 S 3 Me |H CH(CH,CH3)CONH,
132 S 3 Me |H CH(CH(CH3);)CONH,
133 S 3 Me [H cPr

134 S 3 Me | H cBu

135 S 3 Me |H cPen

136 S 3 Me |H cHex

137 S 3 Me |H 3-Azt

138 S 3 Me |H 3-Pyr

139 S 3 Me |H 3-Pip

140 S 3 Me |H 4-Pip

141 S 3 Me |H 2-COOH-Ph
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142 S 3 |Me |H 2-CONH,-Ph
143 S 3 |Me |H 3-COOH-Ph
144 S 3 |Me |H 3-CONH,-Ph
145 S 3 |Me |H 4-COOH-Ph
146 S 3 |Me |H 4-CONH,-Ph
147 S 3 | Me | -CH,CH,CH,-

148 S 3 | Me | -CH,CH,CH,CH,-

149 S 3 |[Me |-CH,CH,CH,CH,CH,-

150 S 3 | Me |-CH,CH,OCH,CH,-

151 S 3 |Me | -CH,CH,SCH,CH,-

152 S 3 |Me | -CH,CH,NHCH,CH,-

153 S 3 [Me | -CH,CH(OH)CH,-

154 S 3 | Me | -CH,CH(OH)CH,CH,-

155 S 3 |Me | -CH,CH(OH)CH,CH,CH,-
156 S 3 | Me | -CH,CH,CH(OH)CH,CH,-
157 S 3 |Me | -CH(COOH)CH,CH,-

158 S 3 |Me | -CH(CONH,)CH,CH,-

159 S 3 |Me | -CH(CH,0H)CH,CH,-

160 S 3 | Me | -CH(CH,NH,)CH,CH,-

161 S 3 |[Me | -CH(COOH)CH,CH,CH,-
162 S 3 | Me | -CH(CONH,)CH,CH,CH,-
163 S 3 | Me | -CH(CH,OH)CH,CH,CH,-
164 S 3 |[Me | -CH(CH,NH,)CH,CH,CH,-
165 S 3 |Me | -CH(COOH)CH,CH,CH,CH,-
166 S 3 [Me |-CH(CONH,)CH,CH,CH,CH,-
167 S 3 | Me | -CH(CH;OH)CH,CH,CH,CH,-
168 S 3 | Me | -CH(CH,NH,)CH,CH,CH,CH,-
169 S 3 | Me | -CH,CH(COOH)CH,CH,CH,-
170 S 3 | Me | -CH,CH(CONH,)CH,CH,CH,-
171 S 3 [Me | -CH,CH(CH,0H)CH,CH,CH,-
172 S 3 |Me | -CH,CH(CH,NH,)CH,CH,CH,-
173 S 3 | Me | -CH,CH,CH(COOH)CH,CH,-
174 S 3 |Me | -CH,CH,CH(CONH,)CH,CH,-
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208 S |2 3 H |H CH(CH;)CH;NH,;

209 S |2 3 H |H CH(CH,CHj3;)CH,NH;
210 S |2 3 H |H CH(CH(CHs;),)CH,NH,
211 S |2 3 H |H CH,COOH

212 S |2 3 H |H CH(CH;)COOH

213 S |2 3 H |H CH(CH,0OH)COOH
214 S |2 3 H |H CH(CH,CH3)COOH
215 S |2 3 H |H CH(CH(CH3),)COOH
216 S |2 3 H |H CH,CONH;

217 S |2 3 H |H CH(CH3)CONH,;

218 S |2 3 H |H CH(CH,0OH)CONH;
219 S |2 3 H |H CH(CH,CH3)CONH,;
220 S |2 3 H |H CH(CH(CH3),;)CONH,
221 S 12 3 H |H cPr

222 S |2 3 H |H cBu

223 S ]2 3 H |H cPen

224 S |2 3 H |H cHex

225 S |2 3 H |H 3-Azt

226 S |2 3 H |H 3-Pyr

227 S |2 3 H |H 3-Pip

228 S |2 3 H |H 4-Pip

229 S |2 3 H |H 2-COOH-Ph

230 S |2 3 H |H 2-CONH,-Ph

231 S |2 3 H |H 3-COOH-Ph

232 S |2 3 H |H 3-CONH,-Ph

233 S |2 3 H |H 4-COOH-Ph

234 S |2 3 H |H 4-CONH;-Ph

235 S |2 3 H |-CH,CH,CH,-

236 S |2 3 H |-CH,CH,CH,CH,-

237 S |2 3 H | -CH,CH,CH,CH,CH,-

238 S |2 3 H |-CH,CH,OCH,CH;-

239 S |2 3 H |-CH,CH,SCH,CH,-

240 S |2 3 H |-CH,CH,NHCH,CH,-
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241 S |2 3 H | -CH,CH(OH)CH,-

242 S |2 3 H | -CH,CH(OH)CH,CH,-

243 S {2 3 H |-CH,CH(OH)CH,CH,CH,-

244 S |2 3 H |-CH,CH,CH(OH)CH,CH,-

245 S |2 3 H | -CH(COOH)CH,CH,-

246 S |2 3 H | -CH(CONH;)CH,CH,-

247 S |2 3 H | -CH(CH,OH)CH,CH,-

248 S |2 3 H |-CH(CH,;NH,)CH,CH,-

249 S |2 3 H |-CH(COOH)CH,CH,CH;-

250 S |2 3 H | -CH(CONH;)CH,CH,CH,-

251 S |2 3 H | -CH(CH,OH)CH,CH,CH,-

252 S {2 3 H | -CH(CH;NH,)CH,CH,CH,-
253 S 12 3 H | -CH(COOH)CH,CH,CH,CH,-
254 S |2 3 H | -CH(CONH,)CH,;CH,CH,CH,-
255 S |2 3 H |-CH(CH,OH)CH,CH,CH,CH,-
256 S |2 3 H | -CH(CH,NH,)CH,CH,CH,CH,-
257 S |2 3 H |-CH,CH(COOH)CH,CH,CH,-
258 S |2 3 H |-CH,CH(CONH,)CH,CH,CH,-
259 S |2 3 H | -CH,CH(CH,OH)CH,CH,CH,-
260 S |2 3 H |-CH,CH(CH,;NH,;)CH,CH,CH,-
261 S |2 3 H |-CH,CH,CH(COOH)CH,CH,-
262 S |2 3 H |-CH,CH,CH(CONH,)CH,CH,-
263 S {2 3 H |-CH,CH,CH(CH,OH)CH,CH,-
264 S |2 3 H |-CH,CH,CH(CH,;NH;)CH,CH,-
265 S |2 3 Me | H H

266 S {2 3 Me |H Me

267 S |2 3 Me |H Et

268 S |2 3 Me | H Pr

269 S |2 3 Me |H iPr

270 S |2 3 Me | H Bu

271 S |2 3 Me | Me Me

272 S |2 3 Me | Me Et

273 S |2 3 Me | Me Pr
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274 S |2 3 Me | Me 1Pr

275 S |2 3 Me | Me Bu

276 S |2 3 Me | Et Et

277 S |2 3 Me | Et Pr

278 S |2 3 Me | Et 1Pr

279 S |2 3 Me | Et Bu

280 S |2 3 Me | Pr Pr

281 S |2 3 Me | Pr iPr

282 S |2 3 Me | Pr Bu

283 S |2 3 Me |iPr 1Pr

284 S |2 3 Me |iPr Bu

285 S 12 3 Me | Bu Bu

286 S |2 3 Me | H CH,CH,0OH

287 S |2 3 Me | Me CH,CH,0H

288 S |2 3 Me | Et CH,CH,0OH

289 S |2 3 Me | Pr CH,CH,0H

290 S |2 3 Me | iPr CH,CH,OH

291 S |2 3 Me |H CH(CH3)CH,0H

292 S |2 3 Me |H CH(CH,OH)CH,0H
293 S |2 3 Me |H CH(CH,CH3)CH,0H
294 S |2 3 Me |H CH(CH(CH3),)CH,0OH
295 S {2 3 Me | H CH,CH,NH,

296 S |2 3 Me | H CH(CH3)CH;NH,

297 S |2 3 Me |H CH(CH,CH;)CH,NH,
298 S |2 3 Me | H CH(CH(CHj3),)CH,NH,
299 S |2 3 Me | H CH,COOH

300 S |2 3 Me |H CH(CH3)COOH

301 S |2 3 Me |H CH(CH,OH)COOH
302 S {2 3 Me |H CH(CH,CH;3)COOH
303 S |2 3 Me | H CH(CH(CH3),)COOH
304 S |2 3 Me |H CH,CONH;,

305 S |2 3 Me | H CH(CH3)CONH,

306 S |2 3 Me | H CH(CH,OH)CONH,
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307 S |2 3 Me |H CH(CH,CH3;)CONH,
308 S |2 3 Me |H CH(CH(CHs3),)CONH,
309 S |2 3 Me |H cPr

310 S |2 3 Me |H cBu

311 S {2 3 Me | H cPen

312 S |2 3 Me |H cHex

313 S |2 3 Me | H 3-Azt

314 S |2 3 Me |H 3-Pyr

315 S |2 3 Me | H 3-Pip

316 S |2 3 Me | H 4-Pip

317 S 12 3 Me | H 2-COOH-Ph
318 S |2 3 Me | H 2-CONH,-Ph
319 S |2 3 Me (H 3-COOH-Ph
320 S |2 3 Me | H 3-CONH,-Ph
321 S |2 3 Me |H 4-COOH-Ph
322 S |12 3 Me | H 4-CONH,-Ph
323 S |2 3 Me | -CH,CH,CH,-

324 S |2 3 Me | -CH,CH,CH,CH,-

325 S |2 3 Me | -CH,CH,CH,CH,CH,-

326 S |2 3 Me | -CH,CH,OCH,CH;-

327 S |2 3 Me | -CH,CH,SCH,CH,-

328 S |2 3 Me | -CH,CH,NHCH,CH,-

329 S |2 3 Me | -CH,CH(OH)CH,-

330 S |2 3 Me | -CH,CH(OH)CH,CH,-

331 S |2 3 Me | -CH,CH(OH)CH,CH,CH,-
332 S |2 3 Me | -CH,CH,CH(OH)CH,CH,-
333 S |2 3 Me | -CH(COOH)CH,CH,-

334 S |2 3 Me | -CH(CONH;)CH,CH,-

335 S |2 3 Me | -CH(CH,OH)CH,CH,-

336 S 12 3 Me | -CH(CH,NH,)CH,CH--

337 S |2 3 Me | -CH(COOH)CH,CH,CH,-
338 S |2 3 Me | -CH(CONH,)CH,CH,CH,-
339 S |12 3 Me | -CH(CH,OH)CH,CH,CH,-
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340 S |2 3 Me | -CH(CH,;NH;)CH,CH,CH;-
341 S |2 3 Me | -CH(COOH)CH,CH,CH,CH;-
342 S |2 3 Me | -CH(CONH;)CH,CH,CH,CH,-
343 S |2 3 Me | -CH(CH,OH)CH,CH,CH,CH,-
344 S (2 3 Me | -CH(CH,;NH,)CH,CH,CH,CH,-
345 S |2 3 Me | -CH,CH(COOH)CH,CH,CH,-
346 S |2 3 Me | -CH,CH(CONH,)CH,CH,CH,-
347 S |2 3 Me | -CH,CH(CH,OH)CH,CH,CH,-
348 S {2 3 Me | -CH,CH(CH,;NH,)CH,CH,CH,-
349 S |2 3 Me | -CH,CH,CH(COOH)CH,CH,-
350 S |2 3 Me | -CH,CH,CH(CONH,)CH,CH,-
351 S |2 3 Me | -CH,CH,CH(CH,OH)CH,CHj,-
352 S {2 3 Me | -CH,CH,CH(CH,;NH;)CH,CH,-
353 S |3 4 H |H H

354 S |3 4 H |H Me

355 S {3 4 H |H Et

356 S |3 4 H |H Pr

357 S |3 4 H |H 1Pr

358 S |3 4 H |H Bu

359 S |3 4 H |Me Me

360 S |3 4 H |Me Et

361 S {3 4 H |Me Pr

362 S |3 4 H |Me iPr

363 S |3 4 H |Me Bu

364 S (3 4 H |Et Et

365 S |3 4 H |Et Pr

366 S (3 4 H |Et 1Pr

367 S |3 4 H |Et Bu

368 S {3 4 H |Pr Pr

369 S |3 4 H |Pr 1Pr

370 S |3 4 H |Pr Bu

371 S |3 4 H |[iPr iPr

372 S |3 4 H |iPr Bu
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373 S {3 4 H |Bu Bu

374 S |3 4 H [H CH,CH,0OH

375 S |3 4 H |[Me CH,CH,0H

376 S |3 4 H |Et CH,CH,0OH

377 S |3 4 H |Pr CH,CH,OH

378 S (3 4 H [iPr CH,CH,0H

379 S 13 4 H |H CH(CH3)CH,OH

380 S |3 4 H |H CH(CH,OH)CH,OH
381 S |3 4 H |H CH(CH,CH3)CH,0H
382 S i3 4 H [H CH(CH(CHj3),)CH,0H
383 S i3 4 H |H CH,CH,NH,

384 S |3 4 H [H CH(CH3)CH;NH,

385 S |3 4 H |H CH(CH,CH;)CH,NH,
386 S |3 4 H |H CH(CH(CHs;),)CH,NH,
387 S |3 4 H |H CH,COOH

388 S |3 4 H |H CH(CH;3)COOH

389 S |3 4 H [H CH(CH,OH)COOH
390 S |3 4 H |H CH(CH,CH3)COOH
391 S |3 4 H |H CH(CH(CHj3),)COOH
392 S |3 4 H |H CH,CONH,

393 S |3 4 H |H CH(CH3)CONH,

394 S {3 4 H |H CH(CH,OH)CONH,
395 S |3 4 H |H CH(CH,CH3)CONH,
396 S |3 4 H |H CH(CH(CHs3),)CONH,
397 S 13 4 H |H cPr

398 S |3 4 H |H cBu

399 S |3 4 H |H cPen

400 S |3 4 H |H cHex

401 S |3 4 H |H 3-Azt

402 S |3 4 H |H 3-Pyr

403 S |3 4 H |H 3-Pip

404 S |3 4 H |H 4-Pip

405 S |3 4 H |H 2-COOH-Ph
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406 S [3] 4 [H |H 2-CONH,-Ph
407 S (3] 4 |H |H 3-COOH-Ph
408 S 3] 4 |H |H 3-CONH,-Ph
409 S 3] 4 |H |H 4-COOH-Ph
410 S |3 4 |H |H 4-CONH,-Ph
411 S |3] 4 |H |-CH,CH,CHy-

412 S |3 4 |H |-CH,CH,CH,CH,-

413 S |3] 4 |H |-CH,CH,CH,CH,CH,-

414 S [3] 4 |[H |-CH,CH,OCH,CH,-

415 S |3 4 |H |-CH,CH,SCH,CH,-

416 S |3] 4 |H |-CH,CH,NHCH,CH,-

417 S |3 4 |H |-CH,CH(OH)CH,-

418 S |3 4 |H |-CH,CH(OH)CH,CH,-

419 S |3] 4 |H |-CH,CH(OH)CH,CH,CH,-
420 S |3 4 |H |-CH,CH,CH(OH)CH,CH,-

421 S |31 4 |H |-CH(COOH)CH,CH,-

422 S |3 4 |H [-CH(CONH,)CH,CH,-

423 S |3] 4 |H |-CH(CH,OH)CH,CH,-

424 S |3] 4 |H |-CH(CH,NH,)CH,CH,-

425 S |3 4 |H |-CH(COOH)CH,CH,CH,-

426 S |3] 4 |H |-CH(CONH,)CH,CH,CH,-
427 S |3 4 |H |-CH(CH,OH)CH,CH,CH,-
428 S |3| 4 |H |-CH(CH,NH,)CH,CH,CH,-
429 S |3] 4 |H |-CH(COOH)CH,CH,CH,CH,-
430 S |3] 4 |H |-CH(CONH,)CH,CH,CH,CH,-
431 S |3] 4 |H |-CH(CH,OH)CH,CH,CH,CH,-
432 S |3] 4 |H |-CH(CH,NH,)CH,CH,CH,CH,-
433 S [3] 4 |H |-CH,CH(COOH)CH,CH,CH,-
434 S |3| 4 |H |-CH,CH(CONH,)CH,CH,CH.-
435 S |3| 4 |H |-CH,CH(CH,0H)CH,CH,CH,-
436 S |3] 4 |H |-CH,CH(CH,NH,)CH,CH,CH,-
437 S |3] 4 |H |-CH.CH,CH(COOH)CH,CH,-
438 S |3] 4 [H |-CH,CH,CH(CONH,)CH,CH,-
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439 S |3 4 H |-CH,CH,CH(CH,OH)CH,CH,-
440 S |3 4 H |-CH;CH,CH(CH,;NH,)CH,CH,-
441 S {3 4 Me | H H

442 S |3 4 Me | H Me

443 S |3 4 Me | H Et

444 S |3 4 Me |H Pr

445 S {3 4 Me |H 1Pr

446 S |3 4 Me | H Bu

447 S i3 4 Me | Me Me

448 S |3 4 Me | Me Et

449 S |3 4 Me | Me Pr

450 S |3 4 Me | Me iPr

451 S |3 4 Me | Me Bu

452 S |3 4 Me | Et Et

453 S |3 4 Me | Et Pr

454 S |3 4 Me | Et iPr

455 S |3 4 Me | Et Bu

456 S {3 4 Me | Pr Pr

457 S |3 4 Me | Pr iPr

458 S |3 4 Me | Pr Bu

459 S |3 4 Me | iPr iPr

460 S |3 4 Me | iPr Bu

461 S |3 4 Me | Bu Bu

462 S |3 4 Me | H CH,CH,0OH

463 S |3 4 Me | Me CH,CH,0OH

464 S |3 4 Me | Et CH,CH,0H

465 S |3 4 Me | Pr CH,CH,0OH

466 S |3 4 Me |iPr CH,CH,0H

467 S {3 4 Me | H CH(CH3)CH,OH
468 S |3 4 Me | H CH(CH,OH)CH,OH
469 S (3 4 Me |H CH(CH,CH3)CH,0H
470 S |3 4 Me |H CH(CH(CH3),)CH,OH
471 S |3 4 Me | H CH,CH,NH,
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472 S |3 4 Me | H CH(CH;)CH,NH,

473 S |3 4 Me |H CH(CH,CH3)CH;NH;,
474 S |3 4 Me | H CH(CH(CH3),;)CH;NH,
475 S i3 4 Me | H CH,COOH

476 S |3 4 Me |H CH(CH;)COOH

477 S |3 4 Me | H CH(CH,0H)COOH
478 S |3 4 Me | H CH(CH,CH3)COOH
479 S |3 4 Me |H CH(CH(CH3);)COOH
480 S {3 4 Me |H CH,CONH,

481 S |3 4 Me |H CH(CH;3;)CONH,

482 S 13 4 Me |H CH(CH,OH)CONH,
483 S |3 4 Me |H CH(CH,CH3)CONH;,
484 S |3 4 Me |H CH(CH(CH3;),;)CONH,
485 S |3 4 Me |H cPr

486 S |3 4 Me |H cBu

487 S |3 4 Me |H cPen

488 S |3 4 Me |H cHex

489 S 13 4 Me | H 3-Azt

490 S |3 4 Me |H 3-Pyr

491 S |3 4 Me | H 3-Pip

492 S {3 4 Me |[H 4-Pip

493 S 13 4 Me | H 2-COOH-Ph

494 S |3 4 Me | H 2-CONH,-Ph

495 S {3 4 Me |H 3-COOH-Ph

496 S |3 4 Me | H 3-CONH,-Ph

497 S |3 4 Me |H 4-COOH-Ph

498 S |3 4 Me |H 4-CONH,-Ph

499 S |3 4 Me | -CH,CH,CH,-

500 S |3 4 Me | -CH,CH,CH,CH;-

501 S |3 4 Me | -CH,CH,CH,CH,CH,-

502 S |3 4 Me | -CH,CH,OCH,CH,-

503 S |3 4 Me | -CH,CH,SCH,CH,-

504 S |3 4 Me | -CH,CH,NHCH,CH,-
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505 S |3 4 Me | -CH,CH(OH)CH,-

506 S |3 4 Me | -CH,CH(OH)CH,CH,-

507 S |3 4 Me | -CH,CH(OH)CH,CH,CH,-

508 S |3 4 Me | -CH,CH,CH(OH)CH,CH,-

509 S {3 4 Me | -CH(COOH)CH,CH,-

510 S |3 4 Me | -CH(CONH,)CH,CH;-

511 S |3 4 Me | -CH(CH,OH)CH,CH,-

512 S |3 4 Me | -CH(CH,NH,)CH,CH,-

513 S |3 4 Me | -CH(COOH)CH,CH,CH,-

514 S |3 4 Me | -CH(CONH,)CH,CH,CH,-

515 S |3 4 Me | -CH(CH,OH)CH,CH,CH,-

516 S |3 4 Me | -CH(CH;NH;)CH,CH,CH,-
517 S |3 4 Me | -CH(COOH)CH,CH,CH,CH,-
518 S |3 4 Me | -CH(CONH,)CH,CH,CH,CH,-
519 S |3 4 Me | -CH(CH,OH)CH,CH,CH,CH,-
520 S |3 4 Me | -CH(CH,NH,)CH,CH,CH,CH,-
521 S {3 4 Me | -CH,CH(COOH)CH,CH,CH,-
522 S |3 4 Me | -CH,CH(CONH,)CH,CH,CH,-
523 S |3 4 Me | -CH,CH(CH,0H)CH,CH,CH,-
524 S |3 4 Me | -CH,CH(CH,;NH;)CH,CH,CH;-
525 S |3 4 Me | -CH,CH,CH(COOH)CH,CHj,-
526 S {3 4 Me | -CH,CH,CH(CONH,)CH,CH,-
527 S |3 4 Me | -CH,CH,CH(CH,OH)CH,CH,-
528 S {3 4 Me | -CH,CH,CH(CH,NH,)CH,CH,-
529 O |1 3 H |H H

530 O |1 3 H |H Me

531 O |1 3 H |H Et

532 O |1 3 H |H Pr

533 Ol1 3 H |H 1Pr

534 O |1 3 H |H Bu

535 011 3 H |Me Me

536 O |1 3 H |[Me Et

537 O |1 3 H |Me Pr
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538 ) 3 H |[Me 1Pr

539 0 3 H |Me Bu

540 0 3 H |Et Et

541 0] 3 H |Et Pr

542 0] 3 H |Et iPr

543 0 3 H |Et Bu

544 O 3 H |Pr Pr

545 0 3 H |Pr iPr

546 0] 3 H |Pr Bu

547 0 3 H |[iPr 1Pr

548 0] 3 H [iPr Bu

549 0 3 H |Bu Bu

550 Q) 3 H |H CH,CH,OH

551 O 3 H |Me CH,CH,0H

552 0] 3 H |Et CH,CH,0OH

553 0] 3 H |Pr CH,CH,0H

554 0] 3 H |iPr CH,CH,0H

555 0 3 H |H CH(CH3)CH,0OH

556 0 3 H |H CH(CH,OH)CH,OH
557 0] 3 H |H CH(CH,CH;3)CH,0H
558 0 3 H |H CH(CH(CHj;),)CH,0OH
559 O 3 H |H CH,CH,NH;

560 O 3 H |H CH(CH3)CH,NH;

561 0 3 H |H CH(CH,CH;)CH,NH,
562 O 3 H |H CH(CH(CHj3),)CH,NH,
563 0 3 H |H CH,COOH

564 0 3 H |H CH(CH;)COOH

565 0] 3 H |H CH(CH,OH)COOH
566 0 3 H |H CH(CH,CH3)COOH
567 0 3 H |H CH(CH(CHj;),;)COOH
568 O 3 H |H CH,CONH;,

569 0 3 H |H CH(CH3)CONH,

570 0] 3 H |H CH(CH,OH)CONH,
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571 O 3 H |H CH(CH,CH;3)CONH;,
572 0} 3 H |H CH(CH(CH3),)CONH;
573 O 3 H |H cPr

574 0] 3 H |H cBu

575 O 3 H |H cPen

576 O 3 H |H cHex

577 O 3 H |H 3-Azt

578 O 3 H |H 3-Pyr

579 O 3 H |H 3-Pip

580 0) 3 H |H 4-Pip

581 0 3 H |H 2-COOH-Ph
582 0] 3 H |H 2-CONH,-Ph
583 O 3 H |H 3-COOH-Ph
584 O 3 H |H 3-CONH,-Ph
585 O 3 H |H 4-COOH-Ph
586 0 3 H |H 4-CONH;-Ph
587 O 3 H |-CH,CH,CH,-

588 O 3 H |-CH,CH,CH,CH,-

589 0 3 H |-CH,CH,CH,CH,CH,-

590 O 3 H | -CH,CH,OCH,CH,-

591 0 3 H |-CH,CH,SCH,CH,-

592 0 3 H | -CH,CH;NHCH,CH,-

593 O 3 H |-CH,CH(OH)CH-

594 0O 3 H | -CH,CH(OH)CH,CH,-

595 O 3 H |-CH,CH(OH)CH,CH,CH,-
596 0 3 H |-CH,CH,CH(OH)CH,CH,-
597 0 3 H | -CH(COOH)CH,CH,-

598 0 3 H | -CH(CONH,)CH,CH,-

599 O 3 H | -CH(CH,OH)CH,CH,-

600 O 3 H | -CH(CH;NH;,)CH,CH,-

601 O 3 H | -CH(COOH)CH,CH,CH,-
602 O 3 H | -CH(CONH,)CH,CH,CH,-
603 O 3 H |-CH(CH,OH)CH,CH,CH,-
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604 0 3 H | -CH(CH;NH,)CH,CH,CH,-
605 ) 3 H |-CH(COOH)CH,CH,CH,CH,-
606 O 3 H |-CH(CONH,)CH,CH,CH,CH,-
607 O 3 H |-CH(CH,OH)CH,CH,CH,CH,-
608 O 3 H | -CH(CH;NH,)CH,CH,CH,CH,-
609 0] 3 H |-CH,CH(COOH)CH,CH,CH,-
610 O 3 H |-CH,CH(CONH,)CH,CH,CH,-
611 O 3 H | -CH,CH(CH,OH)CH,CH,CH,-
612 0 3 H | -CH,CH(CH,NH;)CH,CH,CH,-
613 0] 3 H [ -CH,CH,CH(COOH)CH,CH;-
614 O 3 H |-CH,CH,CH(CONH,)CH,CH,-
615 0 3 H |-CH,CH,CH(CH,OH)CH,CH,-
616 O 3 H | -CH,CH,CH(CH,;NH,)CH,CH,-
617 0] 3 Me {H H

618 O 3 Me |H Me

619 0 3 Me | H Et

620 O 3 Me |H Pr

621 0O 3 Me |H 1Pr

622 0 3 Me | H Bu

623 0 3 Me | Me Me

624 0 3 Me | Me Et

625 0 3 Me | Me Pr

626 O 3 Me | Me iPr

627 O 3 Me | Me Bu

628 0 3 Me | Et Et

629 0 3 Me | Et Pr

630 O 3 Me | Et iPr

631 O 3 Me | Et Bu

632 O 3 Me | Pr Pr

633 O 3 Me | Pr 1Pr

634 O 3 Me | Pr Bu

635 0 3 Me | iPr iPr

636 0] 3 Me | iPr Bu
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637 O 3 Me | Bu Bu

638 0 3 Me |H CH,CH,0OH

639 O 3 Me | Me CH,CH,0OH

640 O 3 Me | Et CH,CH,0H

641 O 3 Me | Pr CH,CH,0OH

642 0 3 Me |iPr CH,CH,OH

643 0] 3 Me |H CH(CH3)CH,0H

644 O 3 Me |H CH(CH,OH)CH,0OH
645 O 3 Me | H CH(CH,CH;)CH,0H
646 0 3 Me |H CH(CH(CH3),)CH,OH
647 O 3 Me |H CH,CH,NH,

648 O 3 Me | H CH(CH3)CH,NH,

649 0 3 Me |H CH(CH,CH;)CH,NH,
650 O 3 Me |H CH(CH(CH3)2)CH;NH,
651 O 3 Me |H CH,COOH

652 O 3 Me |H CH(CH3)COOH

653 0 3 Me |H CH(CH,OH)COOH
654 O 3 Me | H CH(CH,CH3)COOH
655 O 3 Me |H CH(CH(CH3),)COOH
656 0 3 Me |H CH,CONH,

657 O 3 Me |H CH(CH3)CONH;,

658 0 3 Me |H CH(CH,OH)CONH,
659 0] 3 Me |H CH(CH,CH3)CONH,;
660 O 3 Me | H CH(CH(CH3;),)CONH,
661 O 3 Me |H cPr

662 O 3 Me |H cBu

663 0 3 Me |H cPen

664 O 3 Me | H cHex

665 O 3 Me | H 3-Azt

666 0 3 Me |H 3-Pyr

667 0 3 Me |H 3-Pip

668 0 3 Me | H 4-Pip

669 0 3 Me |H 2-COOH-Ph
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670 0 3 [Me [H 2-CONH,-Ph
671 0 3 |[Me |H 3-COOH-Ph
672 0 3 |Me |H 3-CONH,-Ph
673 0 3 |Me |H 4-COOH-Ph
674 0 3 |Me |H 4-CONH,-Ph
675 0 3 |Me |-CH,CH,CHy-

676 0 3 |Me | -CH,CH,CH,CH,-

677 0 3 |Me | -CH,CH,CH,CH,CH,-

678 0 3 |Me | -CH,CH,OCH,CH,-

679 0 3 | Me | -CH,CH,SCH,CH,-

680 0 3 | Me | -CH,CH,NHCH,CH,-

681 0 3 | Me | -CH,CH(OH)CH,-

682 0 3 |Me | -CH,CH(OH)CH,CH,-

683 0 3 |Me | -CH,CH(OH)CH,CH,CH,-
684 0 3 [Me | -CH,CH,CH(OH)CH,CH,-
685 0 3 |Me | -CH(COOH)CH,CH,-

686 0 3 | Me | -CH(CONH,)CH,CH,-

687 o) 3 |Me | -CH(CH,OH)CH,CH,-

688 0 3 |Me | -CH(CH,NH,)CH,CH,-

689 0 3 |Me | -CH(COOH)CH,CH,CH,-
690 0 3 |Me | -CH(CONH,)CH,CH,CH,-
691 0 3 |Me | -CH(CH,OH)CH,CH,CH,-
692 0 3 |Me | -CH(CH,NH,)CH,CH,CH,-
693 0 3 |[Me | -CH(COOH)CH,CH,CH,CH,-
694 0 3 | Me | -CH(CONH,)CH,CH,CH,CH,-
695 0 3 | Me | -CH(CH,OH)CH,CH,CH,CH,-
696 0 3 | Me | -CH(CH,NH,)CH,CH,CH,CH,-
697 0 3 | Me | -CH,CH(COOH)CH,CH,CH,-
698 0 3 | Me | -CH,CH(CONH,)CH,CH,CH,-
699 0 3 | Me | -CH,CH(CH,OH)CH,CH,CH,-
700 0 3 | Me | -CH,CH(CH,NH,)CH,CH,CH,-
701 0 3 | Me | -CH,CH,CH(COOH)CH,CH,-
702 0 3 | Me |-CH,CH,CH(CONH,)CH,CH,-
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703 0|1 3 Me | -CH,CH,CH(CH,OH)CH,CH;-
704 O |1 3 Me | -CH,CH,CH(CH,NH,)CH,CH,-
705 O |2 3 H |H H

706 02 3 H |H Me

707 0|2 3 H |H Et

708 O |2 3 H |H Pr

709 O |2 3 H |H 1Pr

710 O 2 3 H |H Bu

711 O |2 3 H |Me Me

712 O |2 3 H |[Me Et

713 0|2 3 H |Me Pr

714 O |2 3 H |Me iPr

715 0|2 3 H |Me Bu

716 O |2 3 H |Et Et

717 0|2 3 H |Et Pr

718 O |2 3 H |Et iPr

719 0|2 3 H |Et Bu

720 02 3 H |Pr Pr

721 012 3 H |Pr iPr

722 02 3 H |Pr Bu

723 012 3 H |iPr 1Pr

724 O |2 3 H |iPr Bu

725 O 2 3 H |Bu Bu

726 0|2 3 H |H CH,CH,OH

727 0|2 3 H |Me CH,CH,OH

728 012 3 H |Et CH,CH,0OH

729 02 3 H |Pr CH,CH,OH

730 0|2 3 H |iPr CH,CH,OH

731 0|2 3 H |H CH(CH3)CH,0H
732 0|2 3 H |H CH(CH,OH)CH,0OH
733 02 3 H |H CH(CH,CH;)CH,0H
734 O |2 3 H |H CH(CH(CHj;),)CH,OH
735 0|2 3 H |H CH,CH,NH;
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736 O |2 3 H |'H CH(CH3)CH,NH;

737 O |2 3 H |H CH(CH,CH;)CH;NH,
738 O |2 3 H |H CH(CH(CH3),)CH,NH,
739 O 2 3 H |H CH,COOH

740 012 3 H |H CH(CH3)COOH

741 O |2 3 H |H CH(CH,0OH)COOH
742 O 12 3 H |H CH(CH,CH3)COOH
743 0|2 3 H |H CH(CH(CH3),)COOH
744 O 1]2 3 H |H CH,CONH;

745 O |2 3 H |H CH(CH3)CONH,

746 0O |2 3 H |H CH(CH,OH)CONH,
747 O |2 3 H |H CH(CH,CH;3)CONH,
748 O 1|2 3 H |H CH(CH(CH3),)CONH;,
749 O |2 3 H |H cPr

750 O ]2 3 H |H cBu

751 012 3 H |H cPen

752 O |2 3 H |H cHex

753 O |2 3 H |H 3-Azt

754 O 2 3 H |H 3-Pyr

755 O |2 3 H |H 3-Pip

756 0|2 3 H |H 4-Pip

757 0|2 3 H |H 2-COOH-Ph

758 O |2 3 H |H 2-CONH,-Ph

759 O 2 3 H |H 3-COOH-Ph

760 0|2 3 H |H 3-CONH,-Ph

761 012 3 H |H 4-COOH-Ph

762 O ]2 3 H |H 4-CONH,-Ph

763 O |2 3 H | -CH,CH,CH,-

764 02 3 H |-CH,CH,CH,CH,-

765 O 1|2 3 H |-CH,CH,CH,CH,CH,-

766 O |2 3 H | -CH,CH,OCH,CH,-

767 0|2 3 H |-CH;CH,SCH,CH,-

768 O |2 3 H |-CH,CH,NHCH,CH,-
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769 0|2 3 H | -CH,CH(OH)CH,-

770 O |2 3 H |-CH,CH(OH)CH,CH,-

771 O 12 3 H | -CH,CH(OH)CH,CH,CH,-

772 O |2 3 H | -CH,CH,CH(OH)CH,CH,-

773 O 12 3 H | -CH(COOH)CH,CH,-

774 O 2 3 H | -CH(CONH,)CH,CH,-

775 O |2 3 H | -CH(CH,OH)CH,CH,-

776 O |2 3 H | -CH(CH;NH,)CH,CH,-

777 O 12 3 H | -CH(COOH)CH,CH,CH,-

778 0|2 3 H | -CH(CONH,)CH,CH,CH,-

779 O |2 3 H | -CH(CH,OH)CH,CH,CH,-

780 O |2 3 H | -CH(CH,NH,)CH,CH,CH,-
781 O (2 3 H | -CH(COOH)CH,CH,CH,CH,-
782 O |2 3 H | -CH(CONH,)CH,CH,CH,CH,-
783 O |2 3 H | -CH(CH,OH)CH,CH,CH,CH,-
784 012 3 H | -CH(CH,NH;)CH,CH,CH,CH,-
785 O |2 3 H |-CH,CH(COOH)CH,CH,CH.-
786 012 3 H | -CH,CH(CONH;)CH,CH,CH,-
787 O ]2 3 H |-CH,CH(CH,OH)CH,CH,CH,-
788 O |2 3 H | -CH,CH(CH,NH,)CH,CH,CH,-
789 O ]|2 3 H | -CH,CH,CH(COOH)CH,CH,-
790 O |2 3 H | -CH,CH,CH(CONH,)CH,CH,-
791 O 1|2 3 H | -CH,CH,CH(CH,0OH)CH,CH,-
792 O |2 3 H | -CH,CH,CH(CH,NH;)CH,CH,-
793 O ]2 3 Me |H H

794 O |2 3 Me | H Me

795 0|2 3 Me | H Et

796 O 2 3 Me | H Pr

797 O |2 3 Me | H iPr

798 O 12 3 Me | H Bu

799 O ]2 3 Me | Me Me

800 O ]2 3 Me | Me Et

801 O |2 3 Me | Me Pr
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802 0|2 3 Me | Me 1Pr

803 O |2 3 Me | Me Bu

804 O 2 3 Me | Et Et

805 O |2 3 Me | Et Pr

806 02 3 Me | Et 1Pr

807 O 1|2 3 Me | Et Bu

808 O |2 3 Me | Pr Pr

809 O |2 3 Me | Pr iPr

810 012 3 Me | Pr Bu

811 O |2 3 Me |iPr 1Pr

812 O |2 3 Me | iPr Bu

813 O 1]2 3 Me | Bu Bu

814 02 3 Me |H CH,CH,OH

815 O |2 3 Me | Me CH,CH,0OH

816 O |2 3 Me | Et CH,CH,OH

817 0|2 3 Me | Pr CH,CH,0H

818 O |2 3 Me | iPr CH,CH,0H

819 012 3 Me |H CH(CH3)CH,O0H

820 O 12 3 Me |H CH(CH,0OH)CH,0OH
821 0|2 3 Me |H CH(CH,CH;)CH,0H
822 O 12 3 Me |H CH(CH(CH3),)CH,OH
823 O |2 3 Me | H CH,CH,;NH,

824 02 3 Me | H CH(CH;)CH;NH;

825 0|2 3 Me |H CH(CH,CH;)CH,NH,
826 012 3 Me |H CH(CH(CH3),)CH,;NH;,
827 O |2 3 Me |H CH,COOH

828 O |2 3 Me | H CH(CH;3)COOH

829 O |2 3 Me |H CH(CH,OH)COOH
830 O |2 3 Me |H CH(CH,CH3)COOH
831 O |2 3 Me | H CH(CH(CH3);)COOH
832 O 12 3 Me |H CH,CONH;

833 012 3 Me |H CH(CH3)CONH,

834 O ]2 3 Me |H CH(CH,OH)CONH,
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835 O |2 3 Me [H CH(CH,CH3)CONH;
836 012 3 Me |H CH(CH(CH3),)CONH;
837 O |2 3 Me (H cPr

838 0|2 3 Me |H cBu

839 O |2 3 Me |H cPen

840 0O ]2 3 Me | H cHex

841 O l2 3 Me |H 3-Azt

842 O |2 3 Me |H 3-Pyr

843 O ]2 3 Me | H 3-Pip

844 O 12 3 Me | H 4-Pip

845 O |2 3 Me |H 2-COOH-Ph
846 0|2 3 Me | H 2-CONH,-Ph
847 O 12 3 Me | H 3-COOH-Ph
848 0|2 3 Me |H 3-CONH,-Ph
849 O 2 3 Me [H 4-COOH-Ph
850 O |2 3 Me |H 4-CONH,-Ph
851 O |2 3 Me | -CH,CH,CH,-

852 0|2 3 Me | -CH,CH,CH,CH,-

853 O |2 3 Me | -CH,CH,CH,CH,CH,-

854 02 3 Me | -CH,CH,OCH,CH,-

855 O |2 3 Me | -CH,CH,SCH,CH,-

856 O |2 3 Me | -CH,CH,NHCH,CH,-

857 O |2 3 Me | -CH,CH(OH)CH,-

858 O |2 3 Me | -CH,CH(OH)CH,CH,-

859 O |2 3 Me | -CH,CH(OH)CH,CH,CH,-
860 0|2 3 Me | -CH,CH,CH(OH)CH,CH,-
861 O 12 3 Me | -CH(COOH)CH,CH,-

862 O 2 3 Me | -CH(CONH,)CH,CH,-

863 0|2 3 Me | -CH(CH,OH)CH,CH,-

864 O 1]2 3 Me | -CH(CH;NH,)CH,CH,-

865 0|2 3 Me | -CH(COOH)CH,CH,CH,-
866 O |2 3 Me | -CH(CONH,)CH,CH,CH,-
867 O |2 3 Me | -CH(CH,OH)CH,CH,CH,-
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868 O |2 3 Me | -CH(CH,NH;)CH,CH,CH,-
869 0|2 3 Me | -CH(COOH)CH,CH,CH,CH,-
870 012 3 Me | -CH(CONH,)CH,CH,CH,CH,-
871 O |2 3 Me | -CH(CH,OH)CH,CH,CH,CH,-
872 O |2 3 Me | -CH(CH,NH,)CH,CH,CH,CH,-
873 O |2 3 Me | -CH,CH(COOH)CH,CH,CH,-
874 O ]2 3 Me | -CH,CH(CONH,)CH,CH,CH,-
875 02 3 Me | -CH,CH(CH,OH)CH,CH,CH,-
876 O |2 3 Me | -CH,CH(CH,;NH,)CH,CH,CH,-
877 O |2 3 Me | -CH,CH,CH(COOH)CH,CH,-
878 O 12 3 Me | -CH,CH,CH(CONH,;)CH,CH,-
879 O 1|2 3 Me | -CH,CH,CH(CH,OH)CH,CH,-
880 O |2 3 Me | -CH,CH,CH(CH;NH,)CH,CH,-
881 O3 4 H |H H

882 O3 4 H |H Me

883 0|3 4 H |H Et

884 O |3 4 H |H Pr

885 O |3 4 H |H iPr

886 O3 4 H |H Bu

887 O3 4 H | Me Me

888 O |3 4 H |Me Et

889 O |3 4 H |Me Pr

890 O 1|3 4 H |Me iPr

891 O |3 4 H |Me Bu

892 O3 4 H |Et Et

893 O |3 4 H |Et Pr

894 O3 4 H |Et iPr

895 O3 4 H |Et Bu

896 O |3 4 H |Pr Pr

897 O3 4 H |Pr 1Pr

898 O3 4 H |Pr Bu

899 O |3 4 H |[iPr iPr

900 013 4 H |iPr Bu
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901 O3 4 H |Bu Bu

902 013 4 H |H CH,CH,0OH

903 O |3 4 H |Me CH,CH,0H

904 O3 4 H |Et CH,CH,0H

905 O |3 4 H |Pr CH,CH,0H

906 O |3 4 H |iPr CH,CH,0H

907 O |3 4 H [H CH(CH3)CH,OH

908 O3 4 H |H CH(CH,OH)CH,OH
909 O |3 4 H |H CH(CH,CH3)CH,OH
910 O |3 4 H |H CH(CH(CH3),;)CH,OH
911 O3 4 H |H CH,CH;NH,

912 O3 4 H |H CH(CH3)CH;NH,

913 O3 4 H |H CH(CH,CH3)CH,NH,
914 O |3 4 H |H CH(CH(CHs;),)CH,NH,
915 O |3 4 H |H CH,COOH

916 O |3 4 H |H CH(CH;)COOH

917 O |3 4 H |H CH(CH,OH)COOH
918 O3 4 H |H CH(CH,CH3)COOH
919 O |3 4 H |H CH(CH(CH3),;)COOH
920 O3 4 H |H CH,CONH;

921 O3 4 H |H CH(CH;)CONH,

922 O 13 4 H |H CH(CH,OH)CONH,
923 O |3 4 H |H CH(CH,CH3)CONH,
924 013 4 H |H CH(CH(CH3),;)CONH,
925 O |3 4 H |(H cPr

926 O |3 4 H |H cBu

927 O 13 4 H 'H cPen

928 O |3 4 H |H cHex

929 O 3 4 H |H 3-Azt

930 O3 4 H |H 3-Pyr

931 O |3 4 H |H 3-Pip

932 O3 4 H |H 4-Pip

933 O |3 4 H |H 2-COOH-Ph
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934 O3] 4 |H [H 2-CONH,-Ph
935 O3] 4 |H [H 3-COOH-Ph
936 O3] 4 |H |H 3-CONH,-Ph
937 O3] 4 |H |H 4-COOH-Ph
938 o3 4 |H |H 4-CONH,-Ph
939 O |3] 4 [H [-CH,CH,CH-

940 O |3] 4 |H |-CH,CH,CH,CH,-

941 O |3| 4 |H |-CH,CH;CH,CH,CH,-

942 O |3| 4 |H |-CH,CH,OCH,CH,-

943 O [3] 4 |H [-CH,CH,SCH,CH,-

944 O |3| 4 |H |-CH,CH,NHCH,CH;-

945 O3] 4 |H |-CH,CH(OH)CH.-

946 O |3] 4 |H |-CH,CH(OH)CH,CH,-

947 O |3| 4 |H |-CH,CH(OH)CH,CH,CH,-
948 O |3] 4 |H [-CH,CH,CH(OH)CH,CH,-
949 O |3] 4 |H |-CH(COOH)CH,CH,-

950 O |3] 4 |H |-CH(CONH,)CH,CH,-

951 O |3] 4 |H |-CH(CH,OH)CH,CH,-

952 O |3] 4 [H |-CH(CH,NH,)CH,CH,-

953 O |3] 4 |H |-CH(COOH)CH,CH,CH,-

954 O [3] 4 |H [-CH(CONH,)CH,CH,CH,-
955 O [3] 4 |H |-CH(CH,0OH)CH,CH,CH,-
956 O [3] 4 |H |-CH(CH,NH,)CH,CH,CH,-
957 O |3] 4 |H |[-CH(COOH)CH,CH,CH,CH,-
958 O |3] 4 |H |-CH(CONH,)CH,CH,CH,CH,-
959 O |3] 4 |H |-CH(CH,OH)CH,CH,CH,CH,-
960 O |3] 4 |H |-CH(CH,NH,)CH,CH,CH,CH,-
961 O |3] 4 |H |-CH,CH(COOH)CH,CH,CH,-
962 O |3] 4 |H |-CH,CH(CONH,)CH,CH,CH,-
963 O [3] 4 |H |-CH,CH(CH;OH)CH,CH,CH,-
964 O |3] 4 |H |-CH,CH(CH,NH,)CH,CH;CH,-
965 O3] 4 |H |-CH,CH,CH(COOH)CH,CH,-
966 O |3] 4 |H |-CH,CH,CH(CONH,)CH,CH,-
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967 O |3 4 H | -CH,CH,CH(CH,OH)CH,CH,-
968 O3 4 H |-CH,CH,CH(CH,NH,)CH,CH,-
969 O |3 4 Me |H H

970 O |3 4 Me |H Me

971 O3 4 Me |H Et

972 O |3 4 Me | H Pr

973 O3 4 Me |H iPr

974 O |3 4 Me |H Bu

975 O |3 4 Me | Me Me

976 O3 4 Me | Me Et

977 O |3 4 Me | Me Pr

978 O |3 4 Me | Me iPr

979 O3 4 Me | Me Bu

980 O |3 4 Me | Et Et

981 O |3 4 Me | Et Pr

982 O3 4 Me | Et 1Pr

983 013 4 Me | Et Bu

984 O3 4 Me | Pr Pr

985 013 4 Me | Pr iPr

986 O |3 4 Me | Pr Bu

987 O3 4 Me | iPr 1Pr

988 O3 4 Me |iPr Bu

989 O |3 4 Me | Bu Bu

990 O |3 4 Me |H CH,CH,0H

991 O3 4 Me | Me CH,CH,0H

992 O3 4 Me | Et CH,CH,0H

993 O |3 4 Me | Pr CH,CH,0H

994 O3 4 Me |iPr CH,CH,O0H

995 O |3 4 Me | H CH(CH3)CH,0OH
996 0|3 4 Me | H CH(CH,0H)CH,0H
997 O |3 4 Me |H CH(CH,CHj3)CH,OH
998 O |3 4 Me | H CH(CH(CH3),;)CH,OH
999 O |3 4 Me |H CH,CH,;NH,
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1000 O3 4 Me |H CH(CH3)CH;NH;
1001 O3 4 Me |H CH(CH,CH3)CH,;NH;
1002 O |3 4 Me | H CH(CH(CH3),)CH;NH,
1003 O |3 4 Me |H CH,COOH

1004 O |3 4 Me |H CH(CH3)COOH

1005 O3 4 Me | H CH(CH,OH)COOH
1006 O3 4 Me |H CH(CH,CH3)COOH
1007 O |3 4 Me | H CH(CH(CH3),)COOH
1008 O |3 4 Me |H CH,CONH;

1009 O3 4 Me | H CH(CH3)CONH;,
1010 O |3 4 Me | H CH(CH,0H)CONH,
1011 013 4 Me |H CH(CH;CH3)CONH;,
1012 O3 4 Me |H CH(CH(CH3),;)CONH,
1013 O3 4 Me |H cPr

1014 O |3 4 Me | H cBu

1015 O3 4 Me |H cPen

1016 O3 4 Me {H cHex

1017 O3 4 Me |H 3-Azt

1018 O3 4 Me |H 3-Pyr

1019 O |3 4 Me | H 3-Pip

1020 013 4 Me |H 4-Pip

1021 0|3 4 Me | H 2-COOH-Ph

1022 O3 4 Me | H 2-CONH,-Ph

1023 013 4 Me |H 3-COOH-Ph

1024 013 4 Me | H 3-CONH,-Ph

1025 O[3 4 Me |H 4-COOH-Ph

1026 O |3 4 Me | H 4-CONH,-Ph

1027 O3 4 Me | -CH,CH,CH,-

1028 013 4 Me | -CH,CH,CH,CH,-

1029 013 4 Me | -CH,CH,CH,CH,CH,-

1030 O |3 4 Me | -CH,CH,OCH,CH;-

1031 O3 4 Me | -CH,CH,SCH,CHj,-

1032 O3 4 Me | -CH,CH,NHCH,CH,-
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1033 O |3 4 [Me |-CH,CH(OH)CH,-

1034 O |3| 4 [Me |-CH,CH(OH)CH,CH;-

1035 O |3| 4 |Me |-CH,CH(OH)CH,CH,CH,-

1036 O |3| 4 |Me |-CH,CH,CH(OH)CH,CH,-

1037 O |3| 4 |Me |-CH(COOH)CH,CH,-

1038 O |3| 4 |Me |-CH(CONH,)CH,CH,-

1039 O [3]| 4 |Me |-CH(CH,OH)CH,CH,-

1040 O |3| 4 |Me |-CH(CH,NH;)CH,CH,-

1041 O |[3| 4 |Me |-CH(COOH)CH,CH,CH,-

1042 O [3] 4 |Me |-CH(CONH,)CH,CH,CH,-

1043 O [3| 4 |Me |-CH(CH,OH)CH,CH,CH,-

1044 O |3] 4 |Me |-CH(CH,NH,)CH,CH,CH,-

1045 O |3| 4 [Me |-CH(COOH)CH,CH,CH,CH,-

1046 O |3] 4 |Me |-CH(CONH,)CH,CH,CH,CH,-

1047 O |3| 4 |Me |-CH(CH,OH)CH,CH,CH,CH,-

1048 O |3| 4 |Me |-CH(CH,NH,)CH,CH,CH,CH,-

1049 O |3] 4 |Me |-CH,CH(COOH)CH,CH,CH,-

1050 O |3] 4 |Me |-CH,CH(CONH,)CH,CH,CH,-

1051 O |3| 4 |Me |-CH,CH(CH,OH)CH,CH,CH,-

1052 O |3| 4 |Me |-CH,CH(CH,NH,)CH,CH,CH,-

1053 O |3| 4 [Me |-CH,CH,CH(COOH)CH,CH,-

1054 O [3] 4 [Me |-CH,CH,CH(CONH,)CH,CH,-

1055 O |3] 4 |Me |-CH,CH,CH(CH,OH)CH,CH,-

1056 O |3] 4 |Me |-CH,CH,CH(CH,NH,)CH,CH,-

1057 S|1| 3 |H |H CH(CH,(CHs),)CH,0H

1058 s|1| 3 [H |H CH(CH,(CHz),)CH,NH,

1059 s |1 3 |H |H CH(CH,(CH;);)COOH

1060 Ss|i| 3 |H |H CH(CH;(CHs);)CONH,

1061 S|1| 3 [H |H CH(CH,OH)CH,NH,

1062 S|1] 3 |H [H CH(CH(CH;)CH,CH;)CH,0
H

1063 S|1] 3 |[H |H CH(CH(CH;)CH,CH3)CH;N
H,
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1064 STi] 3 [H [H CH(CH(CH>)CH,CH;3)COOH

1065 s|1| 3 |H |H CH(CH(CH;)CH,CH;)CONH
2

1066 S |1 3 |H |[Me CH,CH,NH,

1067 S |1 3 |H [Me CH,COOH

1068 S 1| 3 [H [Me CH,CONH,

1069 S|1| 3 [H [ipr CH,CH,NH;

1070 S |1 3 |H [iPr CH,COOH

1071 S |1| 3 [H [ipr CH,CONH;,

1072 S |1 3 |H |CHCHNH,)CH,

1073 S |1]| 3 |H |CH,CH(OCHs)CH,

1074 S 11| 3 |H |CH,CH(NCH;)CH,CH,

1075 S 2] 3 [H |H CH(CH,(CHs),)CH,0H

1076 s 2] 3 [H |H CH(CH,(CHs),)CH,NH,

1077 S |2] 3 |H |H CH(CH,(CH;);)COOH

1078 s 2| 3 |H |H CH(CH,(CHs),)CONH,

1079 S |2 3 |H |H CH(CH,0H)CH,NH;

1080 S |2 3 |H |H CH(CH(CH;)CH,CH;)CH;,0
H

1081 s |2 3 |H |H CH(CH(CH;)CH,CH;)CH,N
H,

1082 s |2 3 |H |H CH(CH(CH;)CH,CH;)COOH

1083 S |2 3 |H |H CH(CH(CH;)CH,CH;)CONH
2

1084 S 2] 3 [|H [Me CH,CH,NH,

1085 S 2] 3 [H [Me CH,COOH

1086 S 2] 3 |H [Me CH,CONH,

1087 s |2 3 [H [iPr CH,CH,NH,

1088 S |2 3 |H [iPr CH,COOH

1089 S |2 3 [H [iPr CH,CONH;,

1090 S |21 3 |H |CH,CH(NH,)CH;

1091 S |2 3 |H |CH,CH(OCH,)CH,

1092 S 12| 3 |H |CH,CH(NCH;)CH,CH,
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1093 ST37 2 | |H CH(CH,(CHa),)CH,OH

1004 S |3 4 |H |H CH(CH,(CHy),)CH,NH,

1095 S13] 4 |H |H CH(CH,(CH,),)COOH

1096 S|3| 4 |H |H CH(CH,(CH,),)CONH,

1097 S |3 4 H |H CH(CH,OH)CH,NH,

1098 S |3 4 H |[H CH(CH(CH3)CH,CH3)CH,0O
H

1099 S 3] 4 |H |H CH(CH(CHs)CH,CHy)CH,N
H,

1100 S 3] 4 |H |H CH(CH(CH,)CH,CH,)COOH

1101 S |3 4 H |H CH(CH(CH3)CH,CH3)CONH
2

1102 S |3 4 H |Me CH,CH;,;NH,

1103 S |3 4 H |Me CH,COOH

1104 S |3 4 H |Me CH,CONH,

1105 S |3 4 H |iPr CH;CH;NH,

1106 S |3 4 H |iPr CH,COOH

1107 S |3 4 H |iPr CH,CONH,

1108 S {3 4 H | CH,CH(NH,)CH,

1109 S |3| 4 |H |CHCH(OCH,CH,

1110 S |3 4 H | CH,CH(NCH,)CH,CH,

1111 o1 3 | |u CH(CHy(CHa);)CH,OH

1112 0l1] 3 |H |u CH(CH,(CHa);)CH,NH,

1113 O |1 3 H |H CH(CH,(CH3),;)COOH

1114 01| 3 |H |H CH(CH,(CH),)CONH,

1115 O |1 3 H |H CH(CH,OH)CH,NH;

1116 O |1 3 H |H CH(CH(CH3)CH,CH3)CH,0
H

1117 o1l 3 |H || CH(CH(CH;)CH,CH,)CH,N
H,

1118 0|1 3 H |H CH(CH(CH3)CH,CH3)COOH

1119 01| 3 |H |H CH(CH(CH,)CH,CH;)CONH
2
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1120 Of|1| 3 |H |Me CH,CH,NH,

1121 o 1|1 3 |H |[Me CH,COOH

1122 0|1 3 |H |Me CH,CONH;

1123 o1} 3 |H |iPr CH,CH,NH,

1124 0|1 3 |H |iPr CH,COOH

1125 0|1 3 |H |iPr CH,CONH,

1126 0 |1 3 |H |CH,CHNH,)CH;

1127 O|1] 3 |H |CH,CH(OCH;CH,

1128 0 |1 3 |H |CH,CH(NCH;3)CH,CH,

1129 0|2 3 |H |H CH(CH,(CH3),)CH,OH

1130 02| 3 |H |H CH(CH,(CH3),)CH,NH,

1131 o2 3 |H |H CH(CH,(CH3),)COOH

1132 0|2/ 3 |H |H CH(CH(CH3),)CONH,

1133 02| 3 |H |H CH(CH,OH)CH,NH,

1134 O|2] 3 |H |H CH(CH(CH3)CH,CH;)CH,0
H

1135 O{2| 3 |H |H CH(CH(CH3)CH,CH;)CH,N
H,

1136 Oo|2| 3 |H |H CH(CH(CH3)CH,CH3)COOH

1137 O|2| 3 |H |H CH(CH(CH3)CH,CH;)CONH
2

1138 O|2| 3 |H |Me CH,CH,NH,

1139 O (2| 3 |H |[Me CH,COOH

1140 O|2] 3 |H [Me CH,CONH,

1141 O |2 3 |H |iPr CH,CH,NH;,

1142 o2 3 |H [iPr CH,COOH

1143 o2 3 [|H |iPr CH,CONH,

1144 O |2 3 |H |CH,CHNH,)CH,

1145 O (2| 3 |H |CH,CH(OCH;)CH,

1146 O |2 3 |H |CHCHNCH;)CH,CH,

1147 0|3 4 |H |H CH(CH,(CH3),)CH,OH

1148 03| 4 |H |H CH(CH(CH3),)CH,NH,

1149 o3| 4 |H |H CH(CH(CH3),)COOH
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1150 O |3 4 H (H CH(CH(CH3),;)CONH;
1151 O |3 4 H |H CH(CH,OH)CH,NH,
1152 O3 4 H |H CH(CH(CH3)CH,CH3)CH,O
H
1153 O |3 4 H (H CH(CH(CH3)CH,CH;3)CH,N
H,
1154 O3 4 H |H CH(CH(CH3)CH,CH;3)COOH
1155 O |3 4 H [H CH(CH(CH3)CH,CH3;)CONH
2
1156 O |3 4 H |Me CH,CH,;NH;
1157 O |3 4 H |Me CH,COOH
1158 O |3 4 H |Me CH,CONH,
1159 O |3 4 H |iPr CH,CH;NH,
1160 O |3 4 H |iPr CH,COOH
1161 O |3 4 H |iPr CH,CONH,;
1162 O |3 4 H | CH,CH(NH;)CH,
1163 O |3 4 H | CH,CH(OCH;)CH,
1164 O |3 4 H | CH,CH(NCH;)CH,CH,
Tabulka 3
CH; (13)
Sloucenina ¢&. X n pozice R’
1 S 1 3 H
2 S 1 3 Me
3 S 2 3 H
4 S 2 3 Me
5 S 3 4 H
6 S 3 4 Me
7 0 1 3 H
8 o) 1 3 Me




Me

Me

10
11

12

Tabulka 4

i

COOH

Me

Et

Pr
1Pr

Bu

cPr
cBu

cPen

cHex

Me

Et

Pr
iPr

Bu

cPr

cBu

cPen

cHex

Me

RZ

Me

Me

€

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

pozice

X

v

v

¢enina ¢.

Slou

10
11

12
13
14
15
16
17
18
19
20
21

22
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Et

Pr

1Pr

Bu

cPr
cBu

cPen

cHex

Me

Et

Pr

1Pr

Bu

cPr

cBu

cPen

cHex

Me

Et

Pr

1Pr

Bu
cPr
cBu

cPen

cHex

Me

Et

Pr
iPr

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

23
24
25

26
27
28

29
30
31

32
33

34
35

36
37
38

39
40

41

42

43

44

45

46

47

48

49

50
51

52
53
54
55
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Bu

cPr

cBu

cPen

cHex

Me

Et

Pr

1Pr

Bu
cPr
cBu

cPen

cHex

Me

Et

Pr

iPr
Bu
cPr

cBu

cPen

cHex

Me

Et

Pr
iPr

Bu

cPr

cBu

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

56
57
58

59
60

61

62
63

64
65

66

67

68

69

70
71

72
73

74
75

76
77
78

79
80

81

82
83
84
85

86
87
88




ooooo
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cPen

cHex

Me

Et

Pr

1Pr

Bu

cPr
cBu

cPen

cHex

Me

Et

Pr

1Pr

Bu

cPr
cBu

cPen

cHex

Me

Et

Pr

iPr

Bu

cPr
cBu

cPen

cHex

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

89
90
91

92
93

94

95

96
97

98

99

100

101

102
103

104
105

106
107
108

109
110
111

112
113

114
115

116
117

118

119

120

Tabulka 5
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Slou¢enina ¢. | X pozice R’ R’ R®

1 S 3 H H H

2 S H H Me

3 S 3 H H Et

4 S 3 H H COCH;

5 S 3 H H COCH,CH3
6 S 3 H H COCH,CH,CH;
7 S 3 H H COPh

8 S 3 H H COOMe

9 S 3 H H COOEt

10 S 3 H Me Me

11 S 3 H Et Et

12 S 3 H Me COCH;

13 S 3 H Me COPh

14 S 3 H Me COOMe

15 S 3 H Me COOEt

16 S 3 Me |H H

17 S 3 Me |H Me

18 S 3 Me |H Et

19 S 3 Me |H COCH3
20 S 3 Me |H COCH,CH3
21 S 3 Me |H COCH,CH,CH;
22 S 3 Me |H COPh
23 S 3 Me |H COOMe
24 S 3 Me |H COOQEt
25 S 3 Me |Me Me
26 S 3 Me |Et Et
27 S 3 Me |Me COCH;
28 S 3 Me |Me COPh
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95 o1 3 H |[H COCH,CH; ]
96 O|1 3 H H COCH,CH,CHj;
97 0|1 3 H H COPh

98 O |1 3 H H COOMe

99 01 3 H H COOEt

100 ol1 3 H Me Me

101 Ol 1 3 H Et Et

102 0|1 3 H Me COCH3

103 O |1 3 H Me COPh

104 O\l 1 3 H Me COOMe

105 O 1 3 H Me COOEt

106 O 1 3 Me |H H

107 o1 3 Me |H Me

108 O |1 3 Me |H Et

109 O |1 3 Me |H COCH3

110 O |1 3 Me |H COCH,CH3

111 0] 1 3 Me H COCH,CH,CH3
112 o1 3 Me |H COPh

113 O |1 3 Me |H COOMe

114 Ol 1 3 Me |H COOEt

115 01 3 Me |Me Me

116 0] 1 3 Me Et Et

117 o1 3 Me |Me COCH;

118 O |1 3 Me |Me COPh

119 O] 1 3 Me |Me COOMe

120 o1 3 Me |Me COOEt

121 O\ 2 3 H H H