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Хиральные β-аминокислоты представляют собой важные строительные блоки для синтеза различных биологически активных веществ и лекарств. Интересным классом соединений являются пептиды, содержащие на ряду с остатками -аминокислот фрагменты β-аминокислоты. Следует отметить, что β-пептиды устойчивы к действию протеаз, что делает их весьма перспективными объектами медицинской химии. 

Целью данной работы является синтез хиральных изонитрилов производных β3-аминокислот для многокомпонентных реакций Уги и Пассерини. Исходя из доступных N-формил α-аминокислот, в результате реакции Арндта-Эйстерта была получена серия диазокетонов. Перегруппировка диазокетона под действием солей серебра давала разнообразные производные N-формил β-аминокислот. Далее их дегидратацией были получены изонитрилы. Полученные изонитрилы были введены в реакцию Уги с образованием различных пептидомиметиков, содержащих фрагменты β-аминокислот, что открыло возможность синтеза целевых пептидов, содержащих остатки как -, так и -аминокислот.

[image: image1.emf]H

2

N

R

COOH

HN

R

COOH

O

Ac

2

O, HCOOH

1. EtOCOCl, Et

3

N

2. CH

2

N

2

HN

R

O

CHN

2

O

HN

R

O

CHN

2

O

HN

R

O

Ag

+

, NuH

Nu

O

POCl

3,

 Et

3

N

N

+

R

C

-

Nu

O

N

+

RO

Nu

C

-

R

1

NH

2

R

2

R

3

O

R

4

OH

O

N

H

OR

Nu

O

R

2

N

R

3

R

1

O

R

4


Литература
G. Guichard, S. Abele, D. Seebach, Preparation of N-Fmoc-Protected β2- and β3-Amino Acids and their use as building blocks for the solid-phase synthesis of β-peptides // Helv. Chim. Acta 1998, 81, 187 – 206.
_1423009014.cdx

