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Peptidderivater

Sammendrag :

5144-89
Hidtil ukendte peptidderivater-med den almene formel
X-A1~A3-A3-Rg-Ag-Ag-Aq-RAg-Ag-A; g-1

i hvilken

X er en terminal aminorest valgt blandt hydrogen, en eller

to alky1§rupper med 1-6 carbonatomer, en eller to acylgrupper

med 2-10 carbonatomer, carbobenzyloxy eller tert.butyloxycar-

bonyl,

Ay er en binding eller et peptidfragmenﬁ indeholdende fra 1

til 11 rester af en vilkarlig aminosyre,

A; er Phe, SubPhe, g-(2- og 3-thienyl)-alanin, f-(2- og 3-
furanyl)-alanin, g-(2~, 3- og 4-pyridyl)-alanin, B-(benzo-
thienyl-2- og 3-yl)-alanin, pg-(1- og 2-naphthyl)-alanin,
Tyr eller Trp,

Aj er Glu eller Asp,

A4 er en vilkadrlig aminosyre eller en gruppe valgt fra X1
til Xx23,
>A5 er Ile, Val, Leu, Nle eller Phe,
Ag er Pro, Hyp, 3, 4-dehydroPro, thiazolidin-4-carboxylat,
Sar, NMePgl, D-Ala eller en gruppe valgt fra X1 til X231,
A; er en binding eller en vilkarlig aminosyre,
Ag er en vilkarlig aminosyre,
Ag er en lipophil aminosyre valgt blandt Tyr, Trp, Phe, Leu,
Nle, Ile, Val, Cha og Pro og er et dipeptid indeholdende
mindst én af disse liphophile aminosyrer,

Ajp er en binding eller er et peptidfragment indeholdende

fra 1 til 5 rester af en vilkarlig aminosyre, og
Y er en terminal carboxyrest valgt blandt OH, Cy-Cg-alkoxy,
amino, mono- eller di-cl-c4-alkyl-substituerei amino og
benzylamino, .

- idet X1-X23 har folgende be;ydninger:
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hvor

Ry betyder H, alkyl, halogen, OH, NH-CO-Cy-C4-alkyl, NH,,
NRy3Rz3, NH=CO=(CHy)pPh, (CHp)p-¥, OCO-N(R3s),, O-alkyl, O-
(CHp)p~F', C3-C4-alkyl-thio eller S-(CHy)p-F',

Y betyder Ph', thienyl, furyl, cycloalkyl, pyridyl, 1- eller
2-Nap,

Ph' betyder phenyl, der eventuelt er substitueret med
(R13)p~+ '

Nap er naphthyl, der eventuelt er substitueret med (Rs)p-,
F' er Ph' eller Nap,

Rg er allyl, halogen, =-0-CO-N(Rjg5)3, =-O-(CHy)p-F', C;-C4-
alkoxy, Cj-C4-alkylthio eller S~(CHp)p-F',

Rg er Cy-C4-alkyl, keto eller -(CHj)p-Ph'

Rjpo er halogen eller Y'-Ryg,

Ry1r R'13+ Ry ©9 R'35 er hydrogen eller C;-Cg-alkyl, eller
R'y31, Ry o9 R';; er hydrogenm og Rjp; er Ph,

Rj3 er C;-Cg-alkyl, Cy-Cy4-alkoxy, C3-Cs-alkylthio, Cl, Br,
F, CF3, OH, phenyl, phenoxy, phenylthio eller phenylmethyl,
Rg er Cj-C4-alkyl, C;-Cg-alkoxy, Cj-C4q-alkylthio, Cl, Br,
F, CF3 eller OH,

m er 0-4,

p er 1-3, forudsat at p Kun er storre end 1, sdfremt R,
eller Rg betyder Me, MeO, Cl, Br eller F,

R4 er H, Cj-Cgq-~alkyl, Ph, thienyl, furyl eller pyridyl,
Ryjs er H eller Cy-C4-alkyl,

Y' er O eller S,

Ryg er Cy-Cy-alkyl eller (CH;)p-Ph', eller Rjg-grupperne er
forenet til danneise af en 5- eller 6-~leddet ring, i hvilken
en eller flere carbonatomer eventuelt er substitueret med
Cy1-C4-alkyl eller di-C;-C4-alkyl, '

Ryi9 er H, Cy-Cz-alkyl, C4-Cg-cycloalkyl eller phenyl,

Rjg er H, Cy-Cg-~alkyl, Cj-C4-alkoxy eller phenyl,

v ketyder 0-2,

Ryg er C1-C4-alkyl eller (CHj),-phenyl,

Ry er H, alkyl, -(CH;)p-2Z, (men ikke, nadr Z betyder usubsti-
tueret phenyl), indan-2-yl eller perhydro~indan-2-yl,
Ry) er H, C;-Cy-alkyl eller (CHjy) -G,
G er phenyl, 4-hydroxy- eller 3,4-dihydroxy-pheny1, OH, 1H~-
indol=3-yl, 1H-imidazol-4-yl, NH,, SH, S-alkyl, guanidino
eller CONH,,
Rpp er Cy-Cua-alkyl, benzyl eller phenylethyl,
Ry3 er H, C;-C4-alkyl, benzyl eller phenylethyl, og
Rg er H, C;-C4-alkyl, benzyl, benzhydryl, en alkali- eller
jordalkalimetalsaltion, -CH(Rj7)-0-CORyg eller (CHy)SiMes,
forudsat, at en eller begge af Ag; og Ag skal vare valgt
blandt X1 til X23, idet A, og Ag desuden ikke begge kan
betegne en Pro-gruppe, kan anvendes i lagemidler som anti-
koagulationsmidler.
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