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1. G D Searle & Co., P.0. Box 5110, Chicago, I11. 60680, USA, (US)

Keksijd - Uppfinnare

1. Hanson, Gunnar J., 7410 Keystone Avenue, Skokie, I11. 60077, USA, (US)
2. Baran, John S., 659 Locust Street, Winnetca, I11. 60093, USA, (US)

Asiamies — Ombud: Oy Kolster Ab

Keksinndn nimitys - Uppfinningens bendmning

Antihypertensiivisid, N-terminaalisia eetteriaminodioliaminohappojohdannaisia
Antihypertensiva, N-terminala eteraminodiolaminosyraderivat

Tiivistelmd - Sammandrag

Keksint® koskee yhdisteitd, joilla on kaa-
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jossa X on happiatomi tai metyleeniryhma:
R1 on metyyli-, etyyli-, t-butyylioksikar-
bonyyli- tai 2-(N-piperidinyyli)etyyliryhma:
R2
pyyliryhm&; R3 on bentsyyli-, fenetyyli-,

on hydridi-,metyyli-, etyyli- tai isopro-

pyridyylimetyyli- tai 2-pyridyylietyyliryh-
md; missad kukin R4 ja R6 erikseen on hydri-
di~ tai metyyliryhma; R7 on sykloheksyylime-
tyyliryhméa; R8 on isobutyyliryhm&:; missd
kukin R9 ja Rll on hydridiryhmd; missda m
on 0 tai 1 ja n on lukumddrd valilld 1-5;
ja naiden farmaseuttisesti hyvdksyttdvia
suoloja; edellyttden, ettd kun m on O, niin
R5 on imidatsolimetyyli-, tiatsolimetyyli-
tai isobutyyliryhma; ja kun m on 1, Rs on
metyyli- tai etyyliryhma.

Eetterityyppisiksi N-p&an aminodiolijohdan-
naiseksi yleisesti luonnehditut ei-peptidyy-
liyhdisteet ovat hyodyllisid reniini-inhi-

biittoreina korkean verenpaineen hoidossa.

Uppfinningen avser fd¢reningar med formeln:

OH

vari X 8r en syreatom eller en metylengrupp:;
Rl 4r en metyl-, etyl-, t-butyloxikarbonyl-
eller 2-(N-piperidinyl)etylgrupp: R2 4r en
hydrid-, metyl-, etyl- eller isopropylgrupp:;
R3
eller 2-pyridyletylgrupp, vardera R4 och
R6 84r sjdlvstidndigt en hydrid- eller metyl-
grupp; R7 d4r en cyklohexylmetylgrupp; R

dr en bensyl-, fenetyl-, pyridylmetyl-

8
4r en isobutylgrupp; vardera Rg och R ar

en hydridgrupp; m 8r O eller 1 och n ailett
tal 1 - 5; och deras farmaceutiskt godtag-
bara salt; med villkor att did m 4r O, &r R5
en imidazolmetyl-, tiazolmetyl eller isobu-
tylgrupp; och 434 m 8r 1, 4r Ry en metyl-
eller etylgrupp.

Icke-peptidfbreningar, vilka wvanligtvis
karakteriseras som eteriska, N-terminala
aminodiolderivat av aminosyror dr anvdndbara
som renininhibitorer vid behandlingen av

hypertension.
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