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Inibitori peptidomimetici di proteasi retrovirali € loro uso come antivirali

Peptidomimetic inhibitors of retroviral proteases and their use as antivirals
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DESCRIZIONE E SETTORI DI APPLICAZIONE

Sono stati sintetizzati degli inibitori peptidomimetici dell’HIV-proteasi dalla struttura isosterica
originale. L’osservazione dell’attivita biologica in vitro dei nuovi inibitori ne ha evidenziato
I’efficacia nel bloccare il ciclo replicativo del virus HIV. Gli inibitori dell’HIV-proteasi
costituiscono una delle classi di farmaci antiretrovirali attualmente utilizzati. Il loro meccanismo di
azione consiste nell’inibire I’azione della proteasi in modo che il virus non sia in grado di maturare,
replicarsi ed infettare altre cellule. L’individuazione di un nuovo agente antiretrovirale ¢ il primo
passo verso lo sviluppo di un nuovo farmaco, la cui disponibilita, nel caso dell’HIV, riveste
un’importanza fondamentale.

The invention relates to new peptidomimetic inhibitors of retroviral proteases, and in particular
human immunodeficiency virus (HIV) protease, bearing as the core structure diaminodiol isosteres
of the dipeptide Phe-Pro, to their therapeutic use as antivirals for post-exposure prophylaxis and as a
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therapy for viral infections by a retrovirus, in particular HIV, and relative pharmaceutical
compositions.

L’HIV proteasi ¢ un ottimo bersaglio per una terapia farmacologia. La somministrazione di una
combinazione di farmaci in grado di attaccare I'HIV in differenti fasi del suo ciclo di replicazione
rende piu difficoltoso lo sviluppo di farmaco-resistenze da parte del virus mutante.

The inhibitors have been shown to inhibit HIV-protease and can therefore be usefully employed as
antivirals for post-exposure prophylaxis and as a therapy for viral infections by a retrovirus, in
particular HIV.
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