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Penggunaan obat yang menghambat sistem renin-angiotensin adal ah salah satu cara efektif dalam
mengintervensi patogenesis kelainan-kelainan kardiovaskular dan ginjal khususnya dalam terapi hipertens.
|de untuk menhambat sistem renin pada muaranya dengan renin inhibitor telah dimulai sejak Iebih dari 30
tahun yang lalu. Renin inhibitor menghambat perubahan angiotensinogen menjadi angiotensin, yang
selanjutnya mengurangi pembentukan peptida aktif angiotensin I1. Generasi pertama (enalkiren) dan
generasi kedua (remikiren) dari renin inhibitor yang secara oral aktif, tidak pernah digunakan secaraklinis
karena rendahnya bioavailabilitas oral dan lemahnya aktivitas anti hipertensinya. Saat ini aliskiren, non-
peptida renin inhibitor pertama yang secara oral aktif dari generasi ketigatelah melaui uji klinik di fase 11
dan telah disetujui oleh U.S. Food and Drug Administration (FDA) pada bulan Maret 2007. Obat ini
merupakan renin inhibitor pertama dengan indikasi hipertensi di Indonesia, suatu obat dengan
biocavailabilitas oral, spesifi sitas dan efi kasi yang lebih baik. Makalah ini membahas perkembangan serta
aspek farmakologi dari aliskiren.

<hr>

<b>Abstract</b><br>

The use of drugs that inhibit the renin-angiotensin system is one of the effective way to intervenein the
pathogenesis of cardiovascular and renal disorders, especially in hypertension treatment. The idea of
blocking the renin system at its origin by renin inhibitor has existed for more than 30 years. Renin inhibitor
supresses the covension of angiotensinogen into angiotensin, and further deacreases the generation of the
active peptide angiotensin I1. The first generation (enalkiren) and second generation (remikiren) of orally
active renin inhibitors were never used clinically because of low bioavailability and weak blood pressure-
lowering activity. At present, aliskiren isthefi rst non-peptide orally active renin inhibitor of the third
generation to progress to phase I11 clinical trials and was approved by U.S. Food and Drug Administration
(FDA) in March 2007. Aliskiren becomes the fi rst renin inhibitor with indications for the treatment of
hypertension in Indonesia, a compounds with improved oral bioavailability, specifi city and effi cacy. This
review summarises the development of oral renin inhibitors, pharmacological aspects, with afocus on
aliskiren.
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