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Reniini-inhibiittorien prototyyppien synteesi
Syntes av renin-inhibitorprototyper

Tiivistelmda - Sammandrag
Prototyyppisi8 reniini-inhibiittoreita,
joilla on yleinen rakenne

(1)

jossa n on rajakohdat mukaan lukien 0 - 3,
ryhm4t A ovat joko kumpikin vetyatomeja tai
ne ovat yhdess8 yksi hiili-typpi-sidos, R,
on vety, tai hydrokarbyylikarboksi, jossa
hydrokarbyylikokonaisuus on 1 - 6-hiiliato-
minen alkyyli tai 7 - 10-hiiliatominen ar-
alkyyli, R, ja R; ovat toisistaan riippumat-
ta 1 - 4-hiiliatominen alkyyli, R, on 1 -
6-hiiliatominen alkyyli tai luonteeltaan
alifaattinen substituentti, kuten esimer-
kiksi butyyli, 2-morfoliinietyyli tai 2-
karbamoyyli-2-metyyli-propyyli, Rs on jokin
aromaattinen ryhm&, jokin substituoitu aro-
maattinen tai heteroaromaattinen ryhmd, jo-
kin substituoitu tai substituoimaton syklo-
alkyyli, 3 - 8-hiiliatominen sykloalkeeni,
joissa ryhmisss k#ytettyjé substituentteja
ovat alkyyli, 3 - 10-hiiliatomiset alkoksit
tai alkoksijohdannaiset, kuten 3-metoksi-
propyyliocksi, primaariset ja sekundaariset
amidit ja alkyylijohdannaiset, valmistetaan
k&yttden uutta monivaiheista synteesid. N&-
nd yhdisteet ovat arvokkaita vélituotteita
farmaseuttisten aineiden, kuten reniini-in-
hibiittoreiden ja HIV:n proteaasin inhi-

biittoreiden valmistamiseen.

Prototypiska renin-inhibitorer, som har en

allmdn struktur

dar n 8r 0 - 3, inklusive, grupperha A &r
antingen bada vé&teatomer eller de &r till-
sammans en kol-kvdvebindning, R, &r vdte,
eller hydrokarbylkarboxi, d&r hydrokarbyl-
enheten 8r alkyl med 1 - 6 kolatomer eller
aralkyl med 7 - 10 kolatomer, R, och R; &r
oberoende av varandra alkyl med 1 - 4 kol-
atomer, R, &r alkyl med 1 - 6 kolatomer el-
ler en substituent med alifatisk karaktar,
som till exempel butyl, 2-morfolinetyl el-
ler 2-karbamoyl-2-metyl-propyl, Rs &r en
aromatisk grupp, en substituerad aromatisk
eller heteroaromatisk grupp, substituerad
eller osubstituerad cykloalkyl, cykloalken
med 3 - 8 kolatomer, vilka &r substituerade
med alkyl, alkoxi med 3 - 10 kolatomer el-
ler alkoxiderivat, sdsom 3-metoxi-propyl-
oxi, primi#ra och sekunddra amider och al-
kylderivat, framstdlls genom anv&ndning av
en ny flerstegssyntes. Dessa fOreningar &r
védrdefulla méllanprodukter f6r framstdll-
ning av farmaceutiska medel sdsom renin-

inhibitorer och inhibitorer av HIV-proteas.
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