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(54) НОВЫЕ АГОНИСТЫ NPR-B

(57) Формула изобретения
1. Соединение, содержащее аминокислотную последовательность формулы I:
B-Xaa1-Xaa2-Xaa3-Xaa4-Xaa5-Xaa6-Xaa7-Xaa8-Xaa9-Xaa10-Z (I),

где B выбран из группы, состоящей из H, Rb1-, Rb2-C(O)-, Rb2-S(O2)-, R
b3-Baa-;

Baa означает обычную α-аминокислоту, необычную α-аминокислоту или β-
аминокислоту;

Rb1 выбран из C1-C12-алкила, необязательно замещенного NR
b4Rb5, OH, ORb6, C3-C8

-циклическим алкилом, арилом, гетероарилом или гетероциклилом; C1-C12-алкенила,

необязательно замещенного NRb4Rb5, OH, ORb6, C3-C8-циклическим алкилом, арилом,
гетероарилом или гетероциклилом; C1-C12-алкиларила, необязательно замещенного

NRb4Rb5, OH или ORb6; C1-C12-алкинила, необязательно замещенного NR
b4Rb5, OH,

ORb6, C3-C8-циклическим алкилом, арилом, гетероарилом или гетероциклилом; арил-

C1-C12-алкила, необязательно замещенного NR
b4Rb5, OH, ORb6, C3-C8-циклическим

алкилом, арилом, гетероарилом или гетероциклилом; C1-C12-алкил-C3-C8-циклического

алкила, необязательно замещенного NRb4Rb5, OH, ORb6, арилом, гетероарилом или
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гетероциклилом; C3-C6-циклического алкил-C1-C12-алкила, необязательно замещенного

NRb4Rb5, OH, ORb6, арилом, гетероарилом или гетероциклилом; C1-C9-алкилтио-C2-C10

-алкила, необязательно замещенного NRb4Rb5, OH, ORb6, C3-C8-циклическим алкилом,
арилом, гетероарилом или гетероциклилом; C1-C9-алкилсульфонил-C1-C4-алкила,

необязательно замещенного NRb4Rb5, OH, ORb6, C3-C8-циклическим алкилом, арилом,
гетероариломили гетероциклилом;C1-C9-алкилсульфоксил-C1-C10-алкила, необязательно

замещенного NRb4Rb5, OH, ORb6, C3-C8-циклическим алкилом, арилом, гетероарилом
или гетероциклилом; CH3-(CH2)qb-O-[-CH2-(CH2)nbO]mb-CH2-(CH2)pb-, 2-тиазоло-группы,
необязательно замещенной C1-8-алкилом;

qb=0-3,
nb=1-3,
mb=1-3,
pb=1-3;
Rb2 выбран из C1-C12-алкила, необязательно замещенного NR

b4Rb5, OH, ORb6, C3-C8
-циклическим алкилом, арилом, гетероарилом или гетероциклилом; C1-C12-алкенила,

необязательно замещенного NRb4Rb5, OH, ORb6, C3-C8-циклическим алкилом, арилом,
гетероарилом или гетероциклилом; арил-C1-C12-алкила, необязательно замещенного

NRb4Rb5, OH, ORb6, C3-C8-циклическим алкилом, арилом, гетероарилом или

гетероциклилом; C1-C12-алкинила, необязательно замещенного NR
b4Rb5, OH, ORb6, C3

-C8-циклическим алкилом, арилом, гетероарилом или гетероциклилом; C1-C12

-алкиларила, необязательно замещенного NRb4Rb5, OH или ORb6; C1-C12-алкил-C3-C8

-циклического алкила, необязательно замещенного NRb4Rb5, OH, ORb6, C3-C8
-циклическим алкилом, арилом, гетероарилом или гетероциклилом; C3-C6-циклического

алкил-C1-C12-алкила, необязательно замещенногоNR
b4Rb5, OH,ORb6, C3-C8-циклическим

алкилом, арилом, гетероарилом или гетероциклилом; C1-C9-алкилтио-C1-C10-алкила,

необязательно замещенного NRb4Rb5, OH, ORb6, C3-C8-циклическим алкилом, арилом,
гетероариломили гетероциклилом;C1-C9-алкилсульфонил-C1-C10-алкила, необязательно

замещенного NRb4Rb5, OH, ORb6, C3-C8-циклическим алкилом, арилом, гетероарилом
или гетероциклилом;C1-C9-алкилсульфоксил-C1-C4-алкила, необязательно замещенного

NRb4Rb5, OH, ORb6, C3-C8-циклическим алкилом, арилом, гетероарилом или
гетероциклилом, CH3-(CH2)qb-O-[-CH2-(CH2)nbO]mb-CH2-(CH2)pb-;

qb=0-3,
nb=1-3,
mb=1-3,
pb=0-3;
Rb3 выбран из H, Rb1-, Rb2-C(O)- или Rb2-S(O2)-;

Rb4, Rb5 и Rb6 независимо выбраны из группы, состоящей из H или C1-C4-алкила, и
Xaa1 выбран из группы, состоящей из прямой связи, обычной α-аминокислоты;
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необычной α-аминокислоты; β-аминокислоты; γ-аминокислоты; или остатка формулы
IIa-y:

R1a выбран из H, C1-C6-алкила;

R1b выбран из H, C1-C6-алкила, необязательно замещенного OH, гидрокси-
C1-C6-алкила, необязательно замещенного OH;

R1c выбран из H, C1-C6-алкила;

R1d выбран из H, C1-C6-алкила;

R1a и R1b вместе могут образовывать гетероциклическое кольцо;
n1 равно 0-3;
Xaa2 означает аминокислотный остаток формулы IIIa-g:
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где R2a выбран из группы, состоящей из H, метила, этила, пропила, изопропила,
C1-C2-алкил-C3-C7-циклоалкила и арил-C1-C2-алкила;

R2b и R2c независимо выбраны из группы, состоящей из H, метила, этила, пропила и
изопропила, при условии, что, по меньшей мере, один из R2b и R2c означает H;

R2d означает от 0 до 3 заместителей, при этом каждый такой заместитель независимо
выбран из группы, состоящей из H, Cl, F, Br, NO2, NH2, CN, CF3, OH, OR

2e и C1-C4-алкила;

R2a и R2b или R2a и R2c вместе могут образовывать гетероциклическое кольцо;
R2e выбран из группы, состоящей из метила, этила, пропила и изопропила; или
Xaa1 и Xaa2 вместе могут быть выбраны из аминокислотного остатка формулы IVa-

b:

Xaa3 выбран из группы, состоящей из Gly, Ala, обычной D-α-аминокислоты,
необычной D-α-аминокислоты и аминокислотного остатка формулы Va:

где R3a выбран из группы, состоящей из H или C1-C4-алкила;

R3b выбран из группы, состоящей из H, -(CH2)n3a-X
3a;

n3a равно 1-5;
X3a выбран из группы, состоящей из H, NR3cR3d;
R3c и R3d независимо выбраны из группы, состоящей из H, C1-C8-алкила, -(C=N)-NH2

и -(CH2)n3bX
3b;
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n3b равно 1-4;
X3b выбран из группы, состоящей изNR3eR3f, C5-C6-гетероарила, C4-C7-гетероциклила,

-NHC(=N)NH2;

R3e и R3f независимо выбраны из группы, состоящей из H, C1-C8-алкила,

где R3e и R3f могут образовывать циклическую структуру;
R3a и R3b могут быть связаны с образованием циклической структуры;
или R3a и R3bмогут быть связаны с гетероатомом, выбранным из группы, состоящей

из N, O и S, с образованием гетероциклической структуры;
или
Xaa2 и Xaa3 вместе могут быть выбраны из аминокислотного остатка формулы Vb:

где R3g означает от 0 до 3 заместителей, при этом каждый такой заместитель
независимо выбран из группы, состоящей из H, Cl, F, Br, NO2, NH2, CN, CF3, OH, OR

3h

и C1-C4-алкила;

R3h выбран из группы, состоящей из C1-C4-алкила;
Xaa4 означает аминокислотный остаток формулы VIa-h:

где R4a выбран из группы, состоящей из H, C1-C8-алкила, который может быть

замещен остатком, выбранным из группы, состоящей из OH, CO2R
4c, C(=O)-NH2, 5-6-

членного гетероарила, C1-C10-алкила, C5-C8-циклоалкил-C1-C10-алкила и

C5-C8-циклоалкила, -(CH2)n4a-X
4a;

n4a равно 1 или 2;
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R4b выбран из группы, состоящей из H и метила;
R4c выбран из группы, состоящей из H и C1-C3-алкила; и

X4a означает OH, CO2R
4d, NR4eR4f, SR4g, 4-имидазоил, 4-гидроксифенил;

R4d, R4e и R4f независимо выбраны из группы, состоящей из H и C1-C3-алкила;

R4g выбран из группы, состоящей из C1-C3-алкила;
m4a и m4b независимо выбраны из 0 или 1;
R4h означает C2-C6-алкил;
или
Xaa3 и Xaa4 вместе могут быть выбраны из аминокислотных остатков формулыVIb-

h;
Xaa5 означает аминокислотный остаток формулы VII:

где R5a означает (CH2)n5a-X
5a;

n5a равно 1-6;
X5a выбран из группы, состоящей изH,NH2 и аминосодержащегоC4-7-алифатического

гетероциклического кольца;
R5b выбран из группы, состоящей из H и метила;
R5c выбран из группы, состоящей из H и метила;
и где R5c и R5a могут объединяться с образованием четырех-шестичленного

гетероциклического кольца или могут быть связаны с гетероатомом, выбранным из
группы, состоящей из N, O и S, с образованием моноциклической или бициклической
гетероциклической структуры; при этом указанное гетероциклическое кольцо может
иметь от 0 до 3 заместителей, при этом каждый заместитель независимо выбран из
группы, состоящей из OH, OR5d, F, C1-C4-алкила, -NHC(=NH)NH2, арила и NR

5eR5f;

R5d выбран из C1-C4-алкила, C1-C4-алкиларила;

R5e выбран из группы, состоящей из H, C1-C4-алкила, -C(=O)(CH2)n5b-X
5b, -CH2

(CH2)n5c-X
5b;

R5f выбран из группы, состоящей из H, C1-C4-алкила, -CH2(CH2)n5d-X
5c;

n5b выбран из группы, состоящей из 1, 2, 3 и 4;
n5c и n5d независимо выбраны из группы, состоящей из 2, 3 и 4;
X5b и X5c независимо выбраны из группы, состоящей из H, NR5gR5h;
R5g и R5h независимо выбраны из группы, состоящей из H, C1-C4-алкила;
Xaa6 означает аминокислотный остаток формулы VIIIa-d:
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где R6a выбран из группы, состоящей из C1-C8-алкила, арил-C1-C4-алкила, C4-C7
-циклоалкил-C1-C4-алкила, C1-C4-алкил-S(C1-C4-алкила) и C4-C7-циклоалкила, где
указанныйC1-C8-алкил иC4-C7-циклоалкилмогут быть замещеныостатком, выбранным

из группы, состоящей из OH, O(C1-C4-алкила), S(C1-C4-алкила) и NR
6dR6e;

R6b означает H;
R6c выбран из группы, состоящей из H и C1-C4-алкила;

R6d и R6e независимо выбраны из группы, состоящей из H и C1-C4-алкила;

где R6a и R6c могут образовывать циклическую структуру, которая может быть
замещена остатком, выбранным из группы, состоящей из OH, C1-C4-алкила, NH2 и F;

или R6a и R6cмогут быть связаны с гетероатомом, выбранным из группы, состоящей
из N, O и S, с образованием гетероциклической структуры;

или
Xaa5 и Xaa6 вместе могут означать аминокислотный остаток формулы VIIIe:

Xaa7 означает аминокислотный остаток формулы IXa-b:

где R7a выбран из группы, состоящей из C1-C4-алкила, C3-C7-циклоалкила, 2-тиенила,

(CH2)n7a-X
7a и C1-C4-алкила, замещенного OH;

R7b означает H и 2-тиенил;
R7c выбран из группы, состоящей из H и метила;
R7d означает C1-C4-алкил;

n7a выбран из группы, состоящей из 1 и 2;
X7a выбран из группы, состоящей из 2-тиенила, C(=O)OR7e, C(=O)NH2, S(=O)2OH, OS

(=O)2OH, B(OH)2, P(=O)(OH)2 и OP(=O)(OH)2;
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где R7e выбран из группы, состоящей из H и C1-C4-алкила;
Xaa8 означает аминокислотный остаток формулы Xa-g:

где R8a выбран из группы, состоящей из (CH2)m8a-X
8a и азотсодержащего

C4-C7-алифатического гетероциклического кольца;

m8a = 1-5;
X8a выбран из группы, состоящей из H, NH2 и -NHC(=NH)NH2;

R8b выбран из группы, состоящей из H и метила;
R8c выбран из группы, состоящей из H, NH2 и OH;

Y8a выбран из группы, состоящей из CH(R8d) и S;
R8d выбран из группы, состоящей из H, арила и OH;
Y8b выбран из группы, состоящей из CH(R8e) и NH;
R8e выбран из группы, состоящей из H, NH2 и OH;

Y8c выбран из группы, состоящей из CH2 и NR
8f;

R8f выбран из группы, состоящей из H, -C(=NH)NH2 и -C(=O)CH2NH2;
или
Xaa7 и Xaa8 вместе могут означать аминокислотный остаток формулы Xh:
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Xaa9 выбран из группы, состоящей из прямой связи и аминокислотного остатка
формулы XIa-c:

где R9a выбран из группы, состоящей из C1-C5-алкила и C4-C7-циклоалкила;

R9b выбран из группы, состоящей из H, C1-C5-алкила;

и где R9a и R9b могут образовывать 5-7-членное циклоалкильное кольцо;
R9c выбран из группы, состоящей из H, метила;
или
Xaa8 и Xaa9 вместе могут означать остаток формулы XId:

и
Z выбран из группы, состоящей из H, OR11a, NHR11b, обычной α-аминокислоты,

необычной α-аминокислоты, β-аминокислоты; и пептида, состоящего из 2-30
аминокислот, выбранных из группы, состоящей из обычныхα-аминокислот, необычных
α-аминокислот и β-аминокислот;

где R11a и R11b независимо выбраны из группы, состоящей из H, C1-C8-алкила,
C4-C8-циклоалкила, C7-C12-бициклоалкила, C7-C12-циклоалкиларила, C1-C4-алкил-
C4-C8-циклоалкила или остатка формулы XIIa-c:

2. Соединение по п.1, в котором
B выбран из группы, состоящей из Rb1 и Rb2-C(O)-;
Rb1 выбран из группы, состоящей из C1-C12-алкила и C1-C12-алкила, замещенного

NRb4Rb5;
Rb2 выбран из группы, состоящей из C1-C12-алкила и C1-C12-алкила, замещенного

NRb4Rb5;
Rb4 и Rb5 независимо выбраны из группы, состоящей из H и C1-C4-алкила, и
Xaa1 выбран из группы, состоящей из прямой связи, обычной α-аминокислоты;

необычной α-аминокислоты; β-аминокислоты; или остатка, выбранного из группы,
состоящей из формулы IIa, IIs, IIt, IIu и IIv:
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R1a выбран из группы, состоящей из H и C1-C6-алкила;

R1b выбран из группы, состоящей из H, C1-C6-алкила, необязательно замещенного
OH, гидрокси-C1-C6-алкила, необязательно замещенного OH;

R1c выбран из группы, состоящей из H и C1-C6-алкила;

R1a и R1b вместе могут образовывать гетероциклическое кольцо;
n1 равно 0-3; и
Xaa2 означает аминокислотный остаток, выбранный из группы, состоящей из

формулы IIIa и формулы IIIb:

где R2a выбран из группы, состоящей из H, метила, этила, пропила, изопропила,
C1-C2-алкил-C3-C7-циклоалкила и арил-C1-C2-алкила;

R2b и R2c независимо выбраны из группы, состоящей из H, метила, этила, пропила и
изопропила, при условии, что, по меньшей мере, один из R2b и R2c означает H;

R2d означает от 0 до 3 заместителей, при этом каждый заместитель независимо выбран
из группы, состоящей из H, Cl, F, Br, NO2, NH2, CN, CF3, OH, OR

2e и C1-C4-алкила;

R2a и R2b или R2a и R2c вместе могут образовывать гетероциклическое кольцо;
R2e выбран из группы, состоящей из метила, этила, пропила и изопропила; и
Xaa3 означает аминокислотный остаток формулы Va:

где R3a выбран из группы, состоящей из H и C1-C4-алкила;

R3b выбран из группы, состоящей из H и -(CH2)n3a-X
3a;

n3a равно 1-5;
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X3a выбран из группы, состоящей из H и NR3cR3d;
R3c и R3d независимо выбраны из группы, состоящей из H, C1-C8-алкила, -(C=N)-NH2

и -(CH2)n3bX
3b;

n3b равно 1-4;
X3b выбран из группы, состоящей изNR3eR3f, C5-C6-гетероарила, C4-C7-гетероциклила

и -NHC(=N)NH2;

R3e и R3f независимо выбраны из группы, состоящей из H и C1-C8-алкила,

где R3e и R3f могут образовывать циклическую структуру;
R3a и R3b могут быть связаны с образованием циклической структуры;
или R3a и R3bмогут быть связаны с гетероатомом, выбранным из группы, состоящей

из N, O и S, с образованием гетероциклической структуры;
и
Xaa4 означает аминокислотный остаток формулы VIa:

где R4a выбран из группы, состоящей из H и C1-C8-алкила и С1-С8-алкила,

замещенного остатком, выбранным из группы, состоящей из OH, CO2R
4c, C(=O)-NH2,

5-6-членного гетероарила, C1-C10-алкила, C5-C8-циклоалкил-C1-C10-алкила и
C5-C8-циклоалкила;

n4a равно 1 или 2;
R4b выбран из группы, состоящей из H и метила;
R4c выбран из группы, состоящей из H и C1-C3-алкила; и
Xaa5 означает аминокислотный остаток формулы VII:

где R5a означает (CH2)n5a-X
5a;

n5a равно 1-6;
X5a выбран из группы, состоящей изH,NH2 и аминосодержащегоC4-7-алифатического

гетероциклического кольца;
R5b выбран из группы, состоящей из H и метила;
R5c выбран из группы, состоящей из H и метила;
и где R5c и R5a могут объединяться с образованием четырех-шестичленного
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гетероциклического кольца, при этом указанное гетероциклическое кольцоможет иметь
от 0 до 2 заместителей, при этом каждый заместитель независимо выбран из группы,
состоящей из OH, OR5d, F, C1-C4-алкила, -NHC(=NH)NH2, арила и NR

5eR5f;

R5d выбран из группы, состоящей из C1-C4-алкила и C1-C4-алкиларила;

R5e выбран из группы, состоящей из H, C1-C4-алкила, -C(=O)(CH2)n5b-X
5b и -CH2

(CH2)n5c-X
5b;

R5f выбран из группы, состоящей из H, C1-C4-алкила и -CH2(CH2)n5d-X
5c;

n5b выбран из группы, состоящей из 1, 2, 3 и 4;
n5c и n5d независимо выбраны из группы, состоящей из 2, 3 и 4;
X5b и X5c независимо выбраны из группы, состоящей из H и NR5gR5h;
R5g и R5h независимо выбраны из группы, состоящей из H и C1-C4-алкила; и
Xaa6 означает аминокислотный остаток формулы VIIIa:

где R6a выбран из группы, состоящей из C1-C8-алкила, арил-C1-C4-алкила, C4-C7
-циклоалкил-C1-C4-алкила, C1-C4-алкил-S(C1-C4-алкила), C4-C7-циклоалкила, C1-C8
-алкила, замещенного остатком, выбранным из группы, состоящей из OH, O(C1-C4
-алкила) и S(C1-C4-алкила); и C4-C7-циклоалкила, замещенного остатком, выбранным
из группы, состоящей из OH, O(C1-C4-алкила) и S(C1-C4-алкила);

R6b означает H;
R6c выбран из группы, состоящей из H и C1-C4-алкила; и
Xaa7 означает аминокислотный остаток формулы IXa:

где R7a выбран из группы, состоящей из C1-C4-алкила, C3-C7-циклоалкила, 2-тиенила
и C1-C4-алкила, замещенного OH;

R7b означает H и 2-тиенил;
R7c выбран из группы, состоящей из H и метила;
и
Xaa8 означает аминокислотный остаток формулы Xa:
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где R8a означает (CH2)m8a-X
8a;

m8a = 1-5;
X8a выбран из группы, состоящей из H, NH2 и -NHC(=NH)NH2;

R8b выбран из группы, состоящей из H и метила; и
Xaa9 выбран из группы, состоящей из прямой связи и аминокислотного остатка

формулы Xia:

где R9a выбран из группы, состоящей из C1-C5-алкила и C4-C7-циклоалкила;

R9b выбран из группы, состоящей из H и C1-C5-алкила;

или R9a и R9b могут образовывать 5-7-членное циклоалкильное кольцо;
R9c выбран из группы, состоящей из H и метила;
и
Z означает NHR11b;
где R11b выбран из группы, состоящей из H, C1-C8-алкила, C4-C8-циклоалкила,

C7-C12-бициклоалкила, C7-C12-циклоалкиларила, C1-C4-алкил-C4-C8-циклоалкила,
остатка формулы XIIa, остатка формулы XIIb и остатка формулы XIIc:

3. Соединение по п.1, в котором
B выбран из группы, состоящей из Rb1- и Rb2-C(O)-;
Rb1 выбран из группы, состоящей из C6-C10-алкила и C6-C10-алкила, замещенного

NRb4Rb5;
Rb2 выбран из группы, состоящей из C6-C10-алкила и C6-C10-алкила, замещенного

NRb4Rb5;
Rb4 и Rb5 независимо выбраны из группы, состоящей из H и C1-C4-алкила, и
Xaa1 выбран из группы, состоящей из прямой связи, обычной α-аминокислоты;

необычной α-аминокислоты; β-аминокислоты; остатка формулы IIa, остатка формулы
Стр.: 13
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IIs, остатка формулы IIt, остатка формулы IIu и остатка формулы IIv:

где R1a выбран из H и C1-C4-алкила;

R1b выбран из H, C1-C4-алкила, необязательно замещенного OH, и гидрокси-
C1-C4-алкила, необязательно замещенного OH;

R1c выбран из H, C1-C6-алкила;

R1a и R1b вместе могут образовывать гетероциклическое кольцо;
n1 равно 0, 1; и
Xaa2 означает аминокислотный остаток формулы III:

где R2a выбран из группы, состоящей из H, метила, этила, пропила, изопропила,
C1-C2-алкил-C3-C7-циклоалкила и арил-C1-C2-алкила;

R2b и R2c независимо выбраны из группы, состоящей из H, метила, этила, пропила и
изопропила, при условии, что, по меньшей мере, один из R2b и R2c означает H;

R2d означает от 0 до 3 заместителей, при этом каждый заместитель независимо выбран
из группы, состоящей из H, Cl, F, Br, CN, CF3, OH, OR

2e и C1-C4-алкила;

R2e выбран из группы, состоящей из метила, этила, пропила и изопропила; и
Xaa3 означает аминокислотный остаток формулы Va:

где R3a выбран из группы, состоящей из H и C1-C4-алкила;

R3b выбран из группы, состоящей из H и -(CH2)n3a-X
3a;

n3a равно 1-5;
X3a выбран из группы, состоящей из H и NR3cR3d;
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R3c и R3d независимо выбраны из группы, состоящей из H, C1-C8-алкила и -(C=N)-
NH2;

R3a и R3b могут быть связаны с образованием циклической структуры;
или R3a и R3bмогут быть связаны с гетероатомом, выбранным из группы, состоящей

из N, O и S, с образованием гетероциклической структуры;
и
Xaa4 означает аминокислотный остаток формулы VIa:

где R4a выбран из группы, состоящей из H, C1-C8-алкила, который может быть

замещен остатком, выбранным из группы, состоящей из OH и CO2R
4c;

R4b выбран из группы, состоящей из H и метила;
R4c выбран из группы, состоящей из H и C1-C3-алкила; и
Xaa5 означает аминокислотный остаток формулы VII:

где R5a означает (CH2)n5a-X
5a;

n5a равно 1-6;
X5a выбран из группы, состоящей изH,NH2 и аминосодержащегоC4-7-алифатического

гетероциклического кольца;
R5b выбран из группы, состоящей из H и метила;
R5c выбран из группы, состоящей из H и метила;
и где R5c и R5a могут объединяться с образованием четырех-шестичленного

гетероциклического кольца, при этом указанное гетероциклическое кольцоможет иметь
от 0 до 2 заместителей, при этом каждый заместитель независимо выбран из группы,
состоящей из OH, F, C1-C4-алкила, -NHC(=NH)NH2, арила и NR

5eR5f;

R5e выбран из группы, состоящей из H, C1-C4-алкила, -C(=O)(CH2)n5b-X
5b и -CH2

(CH2)n5c-X
5b;

R5f выбран из группы, состоящей из H, C1-C4-алкила и -CH2(CH2)n5d-X
5c;

n5b выбран из группы, состоящей из 1, 2, 3 и 4;
n5c и n5d независимо выбраны из группы, состоящей из 2, 3 и 4;
X5b и X5c независимо выбраны из группы, состоящей из H и NR5gR5h;
R5g и R5h независимо выбраны из группы, состоящей из H и C1-C4-алкила; и
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Xaa6 означает аминокислотный остаток формулы VIIIa:

где R6a выбран из группы, состоящей из C1-C8-алкила, арил-C1-C4-алкила,
C4-C7-циклоалкил-C1-C4-алкила и C4-C7-циклоалкила, где указанные C1-C8-алкил и
C4-C7-циклоалкил могут быть замещены остатком, выбранным из группы, состоящей
из OH и O(C1-C4-алкила);

R6b означает H;
R6c выбран из группы, состоящей из H и C1-C4-алкила; и
Xaa7 означает аминокислотный остаток формулы IX:

где R7a выбран из группы, состоящей из C1-C4-алкила, C3-C7-циклоалкила, 2-тиенила
и C1-C4-алкила, замещенного OH;

R7b означает H и 2-тиенил;
R7c выбран из группы, состоящей из H и метила;
и
Xaa8 означает аминокислотный остаток формулы Xa:

где R8a означает (CH2)m8a-X
8a;

m8a=1-5;
X8a выбран из группы, состоящей из H, NH2 и -NHC(=NH)NH2;

R8b выбран из группы, состоящей из H и метила; и
Xaa9 выбран из группы, состоящей из прямой связи и аминокислотного остатка

формулы Xia:
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где R9a выбран из группы, состоящей из C1-C5-алкила и C4-C7-циклоалкила;

R9b выбран из группы, состоящей из H и C1-C5-алкила;

и где R9a и R9b могут образовывать 5-7-членное циклоалкильное кольцо;
R9c выбран из группы, состоящей из H и метила;
и
Z означает NHR11b;
где R11b выбран из группы, состоящей из H, C1-C8-алкила, C4-C8-циклоалкила,

C7-C12-бициклоалкила, C7-C12-циклоалкиларила и C1-C4-алкил-C4-C8-циклоалкила.
4. Соединение по п.1, выбранное из группы, состоящей из
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5. Соединение по п.1, выбранное из группы, состоящей из
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6. Способ снижения внутриглазного давления у пациента, нуждающегося в этом,
включающий введение указанному пациенту композиции, содержащей терапевтически
эффективное количество соединения, содержащего аминокислотнуюпоследовательность
формулы I:

B-Xaa1-Xaa2-Xaa3-Xaa4-Xaa5-Xaa6-Xaa7-Xaa8-Xaa9-Xaa10-Z (I),

где B выбран из группы, состоящей из H, Rb1-, Rb2-C(O)-, Rb2-S(O2)-, R
b3-Baa-;

Baa означает обычную α-аминокислоту, необычную α-аминокислоту или β-
аминокислоту;

Rb1 выбран из C1-C12-алкила, необязательно замещенного NR
b4Rb5, OH, ORb6, C3-C8

-циклическим алкилом, арилом, гетероарилом или гетероциклилом; C1-C12-алкенила,

необязательно замещенного NRb4Rb5, OH, ORb6, C3-C8-циклическим алкилом, арилом,
гетероарилом или гетероциклилом; C1-C12-алкиларила, необязательно замещенного

NRb4Rb5, OH или ORb6; C1-C12-алкинила, необязательно замещенного NR
b4Rb5, OH,

ORb6, C3-C8-циклическим алкилом, арилом, гетероарилом или гетероциклилом; арил-

C1-C12-алкила, необязательно замещенного NR
b4Rb5, OH, ORb6, C3-C8-циклическим

алкилом, арилом, гетероарилом или гетероциклилом; C1-C12-алкил-C3-C8-циклического

алкила, необязательно замещенного NRb4Rb5, OH, ORb6, арилом, гетероарилом или
гетероциклилом; C3-C6-циклического алкил-C1-C12-алкила, необязательно замещенного

NRb4Rb5, OH, ORb6, арилом, гетероарилом или гетероциклилом; C1-C9-алкилтио-C2-C10

-алкила, необязательно замещенного NRb4Rb5, OH, ORb6, C3-C8-циклическим алкилом,
арилом, гетероарилом или гетероциклилом; C1-C9-алкилсульфонил-C1-C4-алкила,
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необязательно замещенного NRb4Rb5, OH, ORb6, C3-C8-циклическим алкилом, арилом,
гетероариломили гетероциклилом;C1-C9-алкилсульфоксил-C1-C10-алкила, необязательно

замещенного NRb4Rb5, OH, ORb6, C3-C8-циклическим алкилом, арилом, гетероарилом
или гетероциклилом; CH3-(CH2)qb-O-[-CH2-(CH2)nbO]mb-CH2-(CH2)pb-, 2-тиазоло-группы,
необязательно замещенной C1-8-алкилом;

qb=0-3,
nb=1-3,
mb=1-3,
pb=1-3;
Rb2 выбран из C1-C12-алкила, необязательно замещенного NR

b4Rb5, OH, ORb6, C3-C8
-циклическим алкилом, арилом, гетероарилом или гетероциклилом; C1-C12-алкенила,

необязательно замещенного NRb4Rb5, OH, ORb6, C3-C8-циклическим алкилом, арилом,
гетероарилом или гетероциклилом; арил-C1-C12-алкила, необязательно замещенного

NRb4Rb5, OH, ORb6, C3-C8-циклическим алкилом, арилом, гетероарилом или

гетероциклилом; C1-C12-алкинила, необязательно замещенного NR
b4Rb5, OH, ORb6, C3

-C8-циклическим алкилом, арилом, гетероарилом или гетероциклилом; C1-C12

-алкиларила, необязательно замещенного NRb4Rb5, OH или ORb6; C1-C12-алкил-C3-C8

-циклического алкила, необязательно замещенного NRb4Rb5, OH, ORb6, C3-C8
-циклическим алкилом, арилом, гетероарилом или гетероциклилом; C3-C6-циклического

алкил-C1-C12-алкила, необязательно замещенногоNR
b4Rb5, OH,ORb6, C3-C8-циклическим

алкилом, арилом, гетероарилом или гетероциклилом; C1-C9-алкилтио-C1-C10-алкила,

необязательно замещенного NRb4Rb5, OH, ORb6, C3-C8-циклическим алкилом, арилом,
гетероариломили гетероциклилом;C1-C9-алкилсульфонил-C1-C10-алкила, необязательно

замещенного NRb4Rb5, OH, ORb6, C3-C8-циклическим алкилом, арилом, гетероарилом
или гетероциклилом;C1-C9-алкилсульфоксил-C1-C4-алкила, необязательно замещенного

NRb4Rb5, OH, ORb6, C3-C8-циклическим алкилом, арилом, гетероарилом или
гетероциклилом, CH3-(CH2)qb-O-[-CH2-(CH2)nbO]mb-CH2-(CH2)pb-;

qb=0-3,
nb=1-3,
mb=1-3,
pb=0-3;
Rb3 выбран из H, Rb1-, Rb2-C(O)- или Rb2-S(O2)-;

Rb4, Rb5 и Rb6 независимо выбраны из группы, состоящей из H или C1-C4-алкила, и
Xaa1 выбран из группы, состоящей из прямой связи, обычной α-аминокислоты;

необычной α-аминокислоты; β-аминокислоты; γ-аминокислоты; или остатка формулы
IIa-y:
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R1a выбран из H, C1-C6-алкила;

R1b выбран из H, C1-C6-алкила, необязательно замещенного OH, гидрокси-
C1-C6-алкила, необязательно замещенного OH;

R1c выбран из H, C1-C6-алкила;

R1d выбран из H, C1-C6-алкила;

R1a и R1b вместе могут образовывать гетероциклическое кольцо;
n1 равно 0-3;
Xaa2 означает аминокислотный остаток формулы IIIa-g:
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где R2a выбран из группы, состоящей из H, метила, этила, пропила, изопропила,
C1-C2-алкил-C3-C7-циклоалкила и арил-C1-C2-алкила;

R2b и R2c независимо выбраны из группы, состоящей из H, метила, этила, пропила и
изопропила, при условии, что, по меньшей мере, один из R2b и R2c означает H;

R2d означает от 0 до 3 заместителей, при этом каждый такой заместитель независимо
выбран из группы, состоящей из H, Cl, F, Br, NO2, NH2, CN, CF3, OH, OR

2e и C1-C4-алкила;

R2a и R2b или R2a и R2c вместе могут образовывать гетероциклическое кольцо;
R2e выбран из группы, состоящей из метила, этила, пропила и изопропила; или
Xaa1 и Xaa2 вместе могут быть выбраны из аминокислотного остатка формулы IVa-

b:

Xaa3 выбран из группы, состоящей из Gly, Ala, обычной D-α-аминокислоты,
необычной D-α-аминокислоты и аминокислотного остатка формулы Va:

где R3a выбран из группы, состоящей из H или C1-C4-алкила;

R3b выбран из группы, состоящей из H, -(CH2)n3a-X
3a;

n3a равно 1-5;
X3a выбран из группы, состоящей из H, NR3cR3d;
R3c и R3d независимо выбраны из группы, состоящей из H, C1-C8-алкила, -(C=N)-NH2

и -(CH2)n3bX
3b;
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n3b равно 1-4;
X3b выбран из группы, состоящей изNR3eR3f, C5-C6-гетероарила, C4-C7-гетероциклила,

-NHC(=N)NH2;

R3e и R3f независимо выбраны из группы, состоящей из H, C1-C8-алкила,

где R3e и R3f могут образовывать циклическую структуру;
R3a и R3b могут быть связаны с образованием циклической структуры;
или R3a и R3bмогут быть связаны с гетероатомом, выбранным из группы, состоящей

из N, O и S, с образованием гетероциклической структуры;
или
Xaa2 и Xaa3 вместе могут быть выбраны из аминокислотного остатка формулы Vb:

где R3g означает от 0 до 3 заместителей, при этом каждый такой заместитель
независимо выбран из группы, состоящей из H, Cl, F, Br, NO2, NH2, CN, CF3, OH, OR

3h

и C1-C4-алкила;

R3h выбран из группы, состоящей из C1-C4-алкила;
Xaa4 означает аминокислотный остаток формулы VIa-h:

где R4a выбран из группы, состоящей из H, C1-C8-алкила, который может быть

замещен остатком, выбранным из группы, состоящей из OH, CO2R
4c, C(=O)-NH2, 5-6-

членного гетероарила, C1-C10-алкила, C5-C8-циклоалкил-C1-C10-алкила и

C5-C8-циклоалкила, -(CH2)n4a-X
4a;

n4a равно 1 или 2;
R4b выбран из группы, состоящей из H и метила;
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R4c выбран из группы, состоящей из H и C1-C3-алкила; и

X4a означает OH, CO2R
4d, NR4eR4f, SR4g, 4-имидазоил, 4-гидроксифенил;

R4d, R4e и R4f независимо выбраны из группы, состоящей из H и C1-C3-алкила;

R4g выбран из группы, состоящей из C1-C3-алкила;
m4a и m4b независимо выбраны из 0 или 1;
R4h означает C2-C6-алкил;
или
Xaa3 и Xaa4 вместе могут быть выбраны из аминокислотных остатков формулыVIb-

h;
Xaa5 означает аминокислотный остаток формулы VII:

где R5a означает (CH2)n5a-X
5a;

n5a равно 1-6;
X5a выбран из группы, состоящей изH,NH2 и аминосодержащегоC4-7-алифатического

гетероциклического кольца;
R5b выбран из группы, состоящей из H и метила;
R5c выбран из группы, состоящей из H и метила;
и где R5c и R5a могут объединяться с образованием четырех-шестичленного

гетероциклического кольца или могут быть связаны с гетероатомом, выбранным из
группы, состоящей из N, O и S, с образованием моноциклической или бициклической
гетероциклической структуры; при этом указанное гетероциклическое кольцо может
иметь от 0 до 3 заместителей, при этом каждый заместитель независимо выбран из
группы, состоящей из OH, OR5d, F, C1-C4-алкила, -NHC(=NH)NH2, арила и NR

5eR5f;

R5d выбран из C1-C4-алкила, C1-C4-алкиларила;

R5e выбран из группы, состоящей из H, C1-C4-алкила, -C(=O)(CH2)n5b-X
5b, -CH2

(CH2)n5c-X
5b;

R5f выбран из группы, состоящей из H, C1-C4-алкила, -CH2(CH2)n5d-X
5c;

n5b выбран из группы, состоящей из 1, 2, 3 и 4;
n5c и n5d независимо выбраны из группы, состоящей из 2, 3 и 4;
X5b и X5c независимо выбраны из группы, состоящей из H, NR5gR5h;
R5g и R5h независимо выбраны из группы, состоящей из H, C1-C4-алкила;
Xaa6 означает аминокислотный остаток формулы VIIIa-d:
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где R6a выбран из группы, состоящей из C1-C8-алкила, арил-C1-C4-алкила, C4-C7
-циклоалкил-C1-C4-алкила, C1-C4-алкил-S(C1-C4-алкила) и C4-C7-циклоалкила, где
указанныйC1-C8-алкил иC4-C7-циклоалкилмогут быть замещеныостатком, выбранным

из группы, состоящей из OH, O(C1-C4-алкила), S(C1-C4-алкила) и NR
6dR6e;

R6b означает H;
R6c выбран из группы, состоящей из H и C1-C4-алкила;

R6d и R6e независимо выбраны из группы, состоящей из H и C1-C4-алкила;

где R6a и R6c могут образовывать циклическую структуру, которая может быть
замещена остатком, выбранным из группы, состоящей из OH, C1-C4-алкила, NH2 и F;

или R6a и R6cмогут быть связаны с гетероатомом, выбранным из группы, состоящей
из N, O и S, с образованием гетероциклической структуры;

или
Xaa5 и Xaa6 вместе могут означать аминокислотный остаток формулы VIIIe:

Xaa7 означает аминокислотный остаток формулы IXa-b:

где R7a выбран из группы, состоящей из C1-C4-алкила, C3-C7-циклоалкила, 2-тиенила,

(CH2)n7a-X
7a и C1-C4-алкила, замещенного OH;

R7b означает H и 2-тиенил;
R7c выбран из группы, состоящей из H и метила;
R7d означает C1-C4-алкил;

n7a выбран из группы, состоящей из 1 и 2;
X7a выбран из группы, состоящей из 2-тиенила, C(=O)OR7e, C(=O)NH2, S(=O)2OH, OS
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(=O)2OH, B(OH)2, P(=O)(OH)2 и OP(=O)(OH)2;

где R7e выбран из группы, состоящей из H и C1-C4-алкила;
Xaa8 означает аминокислотный остаток формулы Xa-g:

где R8a выбран из группы, состоящей из (CH2)m8a-X
8a и азотсодержащего

C4-C7-алифатического гетероциклического кольца;
m8a=1-5;
X8a выбран из группы, состоящей из H, NH2 и -NHC(=NH)NH2;

R8b выбран из группы, состоящей из H и метила;
R8c выбран из группы, состоящей из H, NH2 и OH;

Y8a выбран из группы, состоящей из CH(R8d) и S;
R8d выбран из группы, состоящей из H, арила и OH;
Y8b выбран из группы, состоящей из CH(R8e) и NH;
R8e выбран из группы, состоящей из H, NH2 и OH;

Y8c выбран из группы, состоящей из CH2 и NR
8f;

R8f выбран из группы, состоящей из H, -C(=NH)NH2 и -C(=O)CH2NH2;
Xaa7 и Xaa8 вместе могут означать аминокислотный остаток формулы Xh:
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Xaa9 выбран из группы, состоящей из прямой связи и аминокислотного остатка
формулы XIa-c,

где R9a выбран из группы, состоящей из C1-C5-алкила и C4-C7-циклоалкила;

R9b выбран из группы, состоящей из H, C1-C5-алкила;

и где R9a и R9b могут образовывать 5-7-членное циклоалкильное кольцо;
R9c выбран из группы, состоящей из H, метила;
или
Xaa8 и Xaa9 вместе могут означать остаток формулы XId:

и
Z выбран из группы, состоящей из H, OR11a, NHR11b, обычной α-аминокислоты,

необычной α-аминокислоты, β-аминокислоты; и пептида, состоящего из 2-30
аминокислот, выбранных из группы, состоящей из обычныхα-аминокислот, необычных
α-аминокислот и β-аминокислот;

где R11a и R11b независимо выбраны из группы, состоящей из H, C1-C8-алкила,
C4-C8-циклоалкила, C7-C12-бициклоалкила, C7-C12-циклоалкиларила, C1-C4-алкил-
C4-C8-циклоалкила или остатка формулы XIIa-c:

7. Способ по п.6, в котором соединение выбрано из группы, состоящей из
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8. Способ лечения нарушения, опосредованного натрийуретическим пептидом C-
типа (CNP), у пациента, нуждающегося в этом, включающий введение указанному
пациенту композиции, содержащей терапевтически эффективное количество соединения,
содержащего аминокислотную последовательность формулы I:

B-Xaa1-Xaa2-Xaa3-Xaa4-Xaa5-Xaa6-Xaa7-Xaa8-Xaa9-Xaa10-Z (I),

где B выбран из группы, состоящей из H, Rb1-, Rb2-C(O)-, Rb2-S(O2)-, R
b3-Baa-;

Baa означает обычную α-аминокислоту, необычную α-аминокислоту или β-
аминокислоту;

Rb1 выбран из C1-C12-алкила, необязательно замещенного NR
b4Rb5, OH, ORb6, C3-C8

-циклическим алкилом, арилом, гетероарилом или гетероциклилом; C1-C12-алкенила,

необязательно замещенного NRb4Rb5, OH, ORb6, C3-C8-циклическим алкилом, арилом,
гетероарилом или гетероциклилом; C1-C12-алкиларила, необязательно замещенного

NRb4Rb5, OH или ORb6; C1-C12-алкинила, необязательно замещенного NR
b4Rb5, OH,

ORb6, C3-C8-циклическим алкилом, арилом, гетероарилом или гетероциклилом; арил-

C1-C12-алкила, необязательно замещенного NR
b4Rb5, OH, ORb6, C3-C8-циклическим

алкилом, арилом, гетероарилом или гетероциклилом; C1-C12-алкил-C3-C8-циклического

алкила, необязательно замещенного NRb4Rb5, OH, ORb6, арилом, гетероарилом или
гетероциклилом; C3-C6-циклического алкил-C1-C12-алкила, необязательно замещенного

NRb4Rb5, OH, ORb6, арилом, гетероарилом или гетероциклилом; C1-C9-алкилтио-C2-C10

-алкила, необязательно замещенного NRb4Rb5, OH, ORb6, C3-C8-циклическим алкилом,
арилом, гетероарилом или гетероциклилом; C1-C9-алкилсульфонил-C1-C4-алкила,
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необязательно замещенного NRb4Rb5, OH, ORb6, C3-C8-циклическим алкилом, арилом,
гетероариломили гетероциклилом;C1-C9-алкилсульфоксил-C1-C10-алкила, необязательно

замещенного NRb4Rb5, OH, ORb6, C3-C8-циклическим алкилом, арилом, гетероарилом
или гетероциклилом; CH3-(CH2)qb-O-[-CH2-(CH2)nbO]mb-CH2-(CH2)pb-, 2-тиазоло-группы,
необязательно замещенной C1-8-алкилом;

qb=0-3,
nb=1-3,
mb=1-3,
pb=1-3;
Rb2 выбран из C1-C12-алкила, необязательно замещенного NR

b4Rb5, OH, ORb6, C3-C8
-циклическим алкилом, арилом, гетероарилом или гетероциклилом; C1-C12-алкенила,

необязательно замещенного NRb4Rb5, OH, ORb6, C3-C8-циклическим алкилом, арилом,
гетероарилом или гетероциклилом; арил-C1-C12-алкила, необязательно замещенного

NRb4Rb5, OH, ORb6, C3-C8-циклическим алкилом, арилом, гетероарилом или

гетероциклилом; C1-C12-алкинила, необязательно замещенного NR
b4Rb5, OH, ORb6, C3

-C8-циклическим алкилом, арилом, гетероарилом или гетероциклилом; C1-C12

-алкиларила, необязательно замещенного NRb4Rb5, OH или ORb6; C1-C12-алкил-C3-C8

-циклического алкила, необязательно замещенного NRb4Rb5, OH, ORb6, C3-C8
-циклическим алкилом, арилом, гетероарилом или гетероциклилом; C3-C6-циклического

алкил-C1-C12-алкила, необязательно замещенногоNR
b4Rb5, OH,ORb6, C3-C8-циклическим

алкилом, арилом, гетероарилом или гетероциклилом; C1-C9-алкилтио-C1-C10-алкила,

необязательно замещенного NRb4Rb5, OH, ORb6, C3-C8-циклическим алкилом, арилом,
гетероариломили гетероциклилом;C1-C9-алкилсульфонил-C1-C10-алкила, необязательно

замещенного NRb4Rb5, OH, ORb6, C3-C8-циклическим алкилом, арилом, гетероарилом
или гетероциклилом;C1-C9-алкилсульфоксил-C1-C4-алкила, необязательно замещенного

NRb4Rb5, OH, ORb6, C3-C8-циклическим алкилом, арилом, гетероарилом или
гетероциклилом, CH3-(CH2)qb-O-[-CH2-(CH2)nbO]mb-CH2-(CH2)pb-;

qb=0-3,
nb=1-3,
mb=1-3,
pb=0-3;
Rb3 выбран из H, Rb1-, Rb2-C(O)- или Rb2-S(O2)-;

Rb4, Rb5 и Rb6 независимо выбраны из группы, состоящей из H или C1-C4-алкила, и
Xaa1 выбран из группы, состоящей из прямой связи, обычной α-аминокислоты;

необычной α-аминокислоты; β-аминокислоты; γ-аминокислоты; или остатка формулы
IIa-y:
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R1a выбран из H, C1-C6-алкила;

R1b выбран из H, C1-C6-алкила, необязательно замещенного OH, гидрокси-
C1-C6-алкила, необязательно замещенного OH;

R1c выбран из H, C1-C6-алкила;

R1d выбран из H, C1-C6-алкила;

R1a и R1b вместе могут образовывать гетероциклическое кольцо;
n1 равно 0-3;
Xaa2 означает аминокислотный остаток формулы IIIa-g:
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где R2a выбран из группы, состоящей из H, метила, этила, пропила, изопропила,
C1-C2-алкил-C3-C7-циклоалкила и арил-C1-C2-алкила;

R2b и R2c независимо выбраны из группы, состоящей из H, метила, этила, пропила и
изопропила, при условии, что, по меньшей мере, один из R2b и R2c означает H;

R2d означает от 0 до 3 заместителей, при этом каждый такой заместитель независимо
выбран из группы, состоящей из H, Cl, F, Br, NO2, NH2, CN, CF3, OH, OR

2e и C1-C4-алкила;

R2a и R2b или R2a и R2c вместе могут образовывать гетероциклическое кольцо;
R2e выбран из группы, состоящей из метила, этила, пропила и изопропила; или
Xaa1 и Xaa2 вместе могут быть выбраны из аминокислотного остатка формулы IVa-

b:

Xaa3 выбран из группы, состоящей из Gly, Ala, обычной D-α-аминокислоты,
необычной D-α-аминокислоты и аминокислотного остатка формулы Va:

где R3a выбран из группы, состоящей из H или C1-C4-алкила;

R3b выбран из группы, состоящей из H, -(CH2)n3a-X
3a;

n3a равно 1-5;
X3a выбран из группы, состоящей из H, NR3cR3d;
R3c и R3d независимо выбраны из группы, состоящей из H, C1-C8-алкила, -(C=N)-NH2

и -(CH2)n3bX
3b;

n3b равно 1-4;
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X3b выбран из группы, состоящей изNR3eR3f, C5-C6-гетероарила, C4-C7-гетероциклила,
-NHC(=N)NH2;

R3e и R3f независимо выбраны из группы, состоящей из H, C1-C8-алкила,

где R3e и R3f могут образовывать циклическую структуру;
R3a и R3b могут быть связаны с образованием циклической структуры;
или R3a и R3bмогут быть связаны с гетероатомом, выбранным из группы, состоящей

из N, O и S, с образованием гетероциклической структуры;
или
Xaa2 и Xaa3 вместе могут быть выбраны из аминокислотного остатка формулы Vb:

где R3g означает от 0 до 3 заместителей, при этом каждый такой заместитель
независимо выбран из группы, состоящей из H, Cl, F, Br, NO2, NH2, CN, CF3, OH, OR

3h

и C1-C4-алкила;

R3h выбран из группы, состоящей из C1-C4-алкила;
Xaa4 означает аминокислотный остаток формулы VIa-h:

где R4a выбран из группы, состоящей из H, C1-C8-алкила, который может быть

замещен остатком, выбранным из группы, состоящей из OH, CO2R
4c, C(=O)-NH2, 5-6-

членного гетероарила, C1-C10-алкила, C5-C8-циклоалкил-C1-C10-алкила и

C5-C8-циклоалкила, -(CH2)n4a-X
4a;

n4a равно 1 или 2;
R4b выбран из группы, состоящей из H и метила;
R4c выбран из группы, состоящей из H и C1-C3-алкила; и
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X4a означает OH, CO2R
4d, NR4eR4f, SR4g, 4-имидазоил, 4-гидроксифенил;

R4d, R4e и R4f независимо выбраны из группы, состоящей из H и C1-C3-алкила;

R4g выбран из группы, состоящей из C1-C3-алкила;
m4a и m4b независимо выбраны из 0 или 1;
R4h означает C2-C6-алкил;
или
Xaa3 и Xaa4 вместе могут быть выбраны из аминокислотных остатков формулыVIb-

h;
Xaa5 означает аминокислотный остаток формулы VII:

где R5a означает (CH2)n5a-X
5a;

n5a равно 1-6;
X5a выбран из группы, состоящей изH,NH2 и аминосодержащегоC4-7-алифатического

гетероциклического кольца;
R5b выбран из группы, состоящей из H и метила;
R5c выбран из группы, состоящей из H и метила;
и где R5c и R5a могут объединяться с образованием четырех-шестичленного

гетероциклического кольца или могут быть связаны с гетероатомом, выбранным из
группы, состоящей из N, O и S, с образованием моноциклической или бициклической
гетероциклической структуры; при этом указанное гетероциклическое кольцо может
иметь от 0 до 3 заместителей, при этом каждый заместитель независимо выбран из
группы, состоящей из OH, OR5d, F, C1-C4-алкила, -NHC(=NH)NH2, арила и NR

5eR5f;

R5d выбран из C1-C4-алкила, C1-C4-алкиларила;

R5e выбран из группы, состоящей из H, C1-C4-алкила, -C(=O)(CH2)n5b-X
5b, -CH2

(CH2)n5c-X
5b;

R5f выбран из группы, состоящей из H, C1-C4-алкила, -CH2(CH2)n5d-X
5c;

n5b выбран из группы, состоящей из 1, 2, 3 и 4;
n5c и n5d независимо выбраны из группы, состоящей из 2, 3 и 4;
X5b и X5c независимо выбраны из группы, состоящей из H, NR5gR5h;
R5g и R5h независимо выбраны из группы, состоящей из H, C1-C4-алкила;
Xaa6 означает аминокислотный остаток формулы VIIIa-d:

Стр.: 34

R
U

2
0
1
2
1
1
6
5
3
1

A
R

U
2
0
1
2
1
1
6
5
3
1

A



где R6a выбран из группы, состоящей из C1-C8-алкила, арил-C1-C4-алкила, C4-C7
-циклоалкил-C1-C4-алкила, C1-C4-алкил-S(C1-C4-алкила) и C4-C7-циклоалкила, где
указанныйC1-C8-алкил иC4-C7-циклоалкилмогут быть замещеныостатком, выбранным

из группы, состоящей из OH, O(C1-C4-алкила), S(C1-C4-алкила) и NR
6dR6e;

R6b означает H;
R6c выбран из группы, состоящей из H и C1-C4-алкила;

R6d и R6e независимо выбраны из группы, состоящей из H и C1-C4-алкила;

где R6a и R6c могут образовывать циклическую структуру, которая может быть
замещена остатком, выбранным из группы, состоящей из OH, C1-C4-алкила, NH2 и F;

или R6a и R6cмогут быть связаны с гетероатомом, выбранным из группы, состоящей
из N, O и S, с образованием гетероциклической структуры;

или
Xaa5 и Xaa6 вместе могут означать аминокислотный остаток формулы VIIIe:

Xaa7 означает аминокислотный остаток формулы IXa-b:

где R7a выбран из группы, состоящей из C1-C4-алкила, C3-C7-циклоалкила, 2-тиенила,

(CH2)n7a-X
7a и C1-C4-алкила, замещенного OH;

R7b означает H и 2-тиенил;
R7c выбран из группы, состоящей из H и метила;
R7d означает C1-C4-алкил;

n7a выбран из группы, состоящей из 1 и 2;
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X7a выбран из группы, состоящей из 2-тиенила, C(=O)OR7e, C(=O)NH2, S(=O)2OH, OS
(=O)2OH, B(OH)2, P(=O)(OH)2 и OP(=O)(OH)2;

где R7e выбран из группы, состоящей из H и C1-C4-алкила;
Xaa8 означает аминокислотный остаток формулы Xa-g:

где R8a выбран из группы, состоящей из (CH2)m8a-X
8a и азотсодержащего

C4-C7-алифатического гетероциклического кольца;
m8a=1-5;
X8a выбран из группы, состоящей из H, NH2 и -NHC(=NH)NH2;

R8b выбран из группы, состоящей из H и метила;
R8c выбран из группы, состоящей из H, NH2 и OH;

Y8a выбран из группы, состоящей из CH(R8d) и S;
R8d выбран из группы, состоящей из H, арила и OH;
Y8b выбран из группы, состоящей из CH(R8e) и NH;
R8e выбран из группы, состоящей из H, NH2 и OH;

Y8c выбран из группы, состоящей из CH2 и NR
8f;

R8f выбран из группы, состоящей из H, -C(=NH)NH2 и -C(=O)CH2NH2;
Xaa7 и Xaa8 вместе могут означать аминокислотный остаток формулы Xh:
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Xaa9 выбран из группы, состоящей из прямой связи и аминокислотного остатка
формулы XIa-c:

где R9a выбран из группы, состоящей из C1-C5-алкила и C4-C7-циклоалкила;

R9b выбран из группы, состоящей из H, C1-C5-алкила;

и где R9a и R9b могут образовывать 5-7-членное циклоалкильное кольцо;
R9c выбран из группы, состоящей из H, метила;
или
Xaa8 и Xaa9 вместе могут означать остаток формулы XId:

и
Z выбран из группы, состоящей из H, OR11a, NHR11b, обычной α-аминокислоты,

необычной α-аминокислоты, β-аминокислоты; и пептида, состоящего из 2-30
аминокислот, выбранных из группы, состоящей из обычныхα-аминокислот, необычных
α-аминокислот и β-аминокислот;

где R11a и R11b независимо выбраны из группы, состоящей из H, C1-C8-алкила,
C4-C8-циклоалкила, C7-C12-бициклоалкила, C7-C12-циклоалкиларила, C1-C4-алкил-
C4-C8-циклоалкила или остатка формулы XIIa-c:

9. Способ по п.8, в котором соединение выбрано из группы, состоящей из
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