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1. GnRH antagonisto peptidas, kurio formulė: X-D-Nal-(A)D-Phe-D-Pal-Ser-Xaa5-Xaa6-Leu-Xaa8-Pro-Xaa10
kurioje:

X yra acilo grupė, turinti ne daugiau negu 7 anglies atomus arba Q, kur Q yra:
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ir R yra H arba žemesnysis alkilas;

A yra 4Cl, 4F, 4Br, 4NO2, 4CH3, 4OCH3, 3,4Cl2 arba CαMe4Cl;

Xaa5 yra Aph(Q1) arba Amf(Q1), kur Q1 yra:
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(D- arba L-Hor)            (D- arba L-Imz)

Xaa6 yra D-Aph(Q2), D-Amf(Q2), D-Lys(Nic), D-Cit, D-Hci arba D-Pal, kur Q2 yra For, Ac, 3-amino-1,2,4-triazolas, Q arba Q1;

Xaa8 yra Lys(ipr), Arg, Har, Arg(Et2) arba Har(Et2); ir

Xaa10 yra D-Ala-NH2, D-Ala-ol, NHCH2CH3, Gly-NH2, Ala-NH2, AzaGly-NH2, Agl-NH2, D-Agl-NH2, Agl(Me)-NH2 arba D-Agl(Me)-NH2, tačiau su sąlyga, kad Xaa5 α-amino grupė pasirinktinai gali būti metilinta; ir dar su sąlyga, kad kai Xaa6 turi D- arba L-Hor, arba D- arba L-Imz, Xaa5 gali turėti Ac, For arba 3-amino-1,2,4-triazolą, kaip Q1, ir kai Xaa6 turi Q, Xaa5 taip pat gali turėti Q,

ir jo farmaciškai priimtinos druskos.

2. GnRH antagonisto peptidas pagal 1 punktą, kuriame X, A ir Xaa8 yra tokie, kaip apibūdinta 1 punkte;

Q yra karbamoilas arba metilkarbamoilas;

D-Pal yra D-3Pal; 

Xaa5 yra 4Aph(Q1) arba 4Amf(Q1), kur Q1 yra:
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(D- arba L-Hor)            (D- arba L-Imz)

Xaa6 yra D-4Aph(Q2), D-4Amf(Q2), kur Q2 yra Q arba D, arba D- arba L-Hor, arba D- arba L-Imz; su išlyga, kad kai Q2 yra Q, Q1 taip pat gali būti Q ir

Xaa10 yra D-Ala-NH2, D-Ala-ol arba Ala-ol.

3. GnRH antagonistas pagal bet kurį iš 1 arba 2 punktų, kur Q1 yra L-Hor arba D-Hor.

4. GnRH antagonistas pagal bet kurį iš 1–3 punktų, kur X yra Ac, Xaa8 yra Lys(ipr) ir Xaa10 yra D-Ala-NH2.

5. GnRH antagonistas pagal bet kurį iš 1–4 punktų, kur Xaa6 yra D-4Aph(D-Hor).

6. GnRH antagonistas pagal bet kurį iš 1–4 punktų, kur Xaa6 yra 4Aph(L- arba D-Hor) ir Q2 yra Q ir R yra H arba metilas.

7. GnRH antagonistas pagal 1 punktą, kur Xaa5 yra 4Aph(L- arba D-Hor) ir Xaa6 yra D-4Aph(Ac), D-4Aph(atz) arba D-3Pal.

8. GnRH antagonistas pagal 1 punktą, kur Xaa5 yra 4Aph(L- arba D-Hor) ir Xaa6 yra D-Cit arba D-Hci.

9. GnRH antagonisto peptidas pagal 1 punktą, kuriame:

X yra For, Ac, Acr, Pn, By, VI, Vac, Bz arba Q, kur Q yra toks, kaip apibūdinta 1 punkte;

A yra 4Cl arba 4F;

D-Pal yra D-3Pal;

Xaa5 yra Aph(Q1) arba Amf(Q1), kur Q1 yra vieno iš Hor arba Imz D-izomeras, L-izomeras arba D/L-izomerų mišinys;

Xaa6 yra -D-Aph(Q2), D-Amf(Q2), D-Cit, D-Lys(Nic) arba D-Pal, kur Q2 yra For, Ac, Q arba Q1;

Xaa8 yra Lys(ipr); ir

Xaa10 yra D-Ala-NH2, D-Ala-ol, Ala-ol, NHCH2CH3 arba Gly-NH2.

10. GnRH antagonistas pagal 9 punktą, kuriame Q1 yra L- arba D-Hor ir Xaa6 yra D-4Amf(Q), kur R yra H arba metilas.

11. GnRH antagonisto peptidas pagal 9 punktą, kuriame X yra Ac arba Q; R yra H arba metilas; Xaa6 yra D-4Aph(Q2), D-4Amf(Q2) arba D-3Pal, kur Q2 yra Ac, Q arba Q1; ir Xaa10 yra D-Ala-NH2.

12. GnRH antagonistas pagal 1 punktą, kurio formulė: Ac-D-2Nal-D-4Cpa-D-3Pal-Ser-4Aph(L-Hor)-Xaa6-Leu-Lys(ipr)-Pro-Xaa10, kur Xaa6 yra D-4Aph(Ac), D-3Pal, D-4Aph(karbamoil), D-4Amf(karbamoil), D-4Amf(metilkarbamoil) arba D-Aph(D-Hor) ir Xaa10 yra D-Ala-NH2, D-Ala-ol arba Ala-ol.

13. GnRH antagonistas pagal 12 punktą, kuriame Xaa6 yra D-4Aph(Ac) arba D-4Aph(karbamoil), arba D-4Amf(karbamoil).

14. GnRH antagonistas pagal 12 punktą, kurio formulė: Ac-D-2Nal-D-4Cpa-D-3Pal-Ser-4Aph(L-Hor)-D-4Aph(karbamoil)-Leu-Lys(ipr)-Pro-D-Ala-NH2.

15. Farmacinė kompozicija, skirta gonadotropinų sekrecijos slopinimui žinduoliuose, kaip aktyvų ingredientą apimanti GnRH antagonisto pagal bet kurį iš 1–14 punktų veiksmingą kiekį derinyje su netoksišku skiedikliu.

16. Tarpinė medžiaga, skirta GnRH antagonisto peptido, kurio formulė: X1-D-Nal-(A)D-Phe-D-Pal-Ser-(X2)-Xaa5-Xaa6-Leu-Lys(ipr)(X4)-Pro-X5
kurioje:

X1 yra α-amino apsauginė grupė;

A yra 4Cl arba 4F;

X2 yra H arba hidroksilo apsauginė grupė;

Xaa5 yra Aph(Q2) arba Amf(Q1), kur Q1 yra D-izomeras, L-izomeras arba D/L-izomerų 

mišinys, arba:
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(D- arba L-Hor)                     (D- arba L-Imz)

Xaa6 yra D-Aph(Q3) D-Amf(Q2) arba D-Pal, kur Q2 yra Ac, Q1, karbamoilas arba metilkarbamoilas;

X4 yra rūgščiai labili amino apsauginė grupė; ir

X5 yra D-Ala-, Gly-, Ala-, Agl-, D-Agl-, Agl(Me)- arba D-Agl(Me)-dervos atrama; N(Et)-dervos atrama; D-Ala amidas, Gly arba Ala; etilamidas; AzaGly-NH2; arba OH, tačiau su sąlyga, kad Xaa5 α-amino grupė pasirinktinai gali būti metilinta.






















