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1. Az értekezés el6zményei és célkitlizései

A glikopeptidek, melyek szénhidratbol és fehérjébol allnak, igen valtozatos biologiai
szereppel rendelkeznek. Ezekben a glikokonjugatumokban a szénhidrat rész nagy mértékben
hozzdjarul a peptid/fehérje biologiai szerepének betoltéséhez sziikséges konformacid
kialakuldsdhoz. A természetes szarmazékokban a szénhidrat kis hidrolitikus stabilitasa O-
illetve N-glikozidos kotéssel kapcesolodik a fehérje adott aminosavjahoz. A glikopeptidek €16
szervezetben kifejtett hatasdnak tanulményozésa €s modositdsa céljabol szerkezetiikben
¢s/vagy hatasukban analég vegylileteket (mimetikumokat) dallitanak el6. Ezekben a
mimetikumokban a C-O és C-N kapcsolatokat a hidrolizissel szemben stabilisabb C-C
kotésekkel helyettesitik. E C-glikozil vegyliletek specialis képviseléi az anomer a-
aminosavak, amelyekben az aminosav aszimmetriacentruma egybeesik a szénhidrat anomer
szénatomjaval.

Az anomer a-aminosavat tartalmazé oligopeptidek eldallitasara két kiilonbozo szintézis
modszer ismert. Az egyik szintetikus eljdras a 2-amino-2-dezoxi-ald-2-ulozonsav
szarmazékok amino csoportjanak kiillonb6z6 aminosavakkal végzett acilezése, mely mindig
két anomert eredményez. A masik modszerben athidalt biciklusos vegyiiletekbdl végzett
peptid keletkezik.

Ertekezésemben anomer o-aminosavat tartalmazo oligopeptidek altalunk kidolgozott

szintézisét mutatom be. Munkéankban célul tiztlk ki szelektiv szintézisutak kidolgozasat mind

crer

2. Az alkalmazott vizsgalati médszerek

A szintetikus munka soran a modern preparativ szerves kémia makro-, félmikro és
mikromddszereit alkalmaztuk. A reakciok kdvetésére, az anyagok tisztasaganak ellendrzésére
vékonyréteg kromatografiat hasznaltunk. A nyerstermékek tisztitasara kristalyositast ¢€s
oszlopkromatografiat alkalmaztunk.

Az eldallitott 0j vegyiiletek szerkezetét elsdsorban NMR mérésekkel igazoltuk. Emellett
alkalmaztunk klasszikus analitikai eljardsokat (elemanalizis, olvadaspont ¢és fajlagos

forgatoképesség meghatarozas) és tomegspektrometriat.



3. Az értekezés uj tudomanyos eredményei

3.1. 2,6-anhidro-aldonsav észterek, kloridok és N-(per-O-acil-2,6-anhidro-aldoneil)glicin

metilészterek (C-glikozil-hangyasav szarmazékok) eloallitasa

A kiinduldsi anyagként hasznalt 2,6-anhidro-aldonsavak (C-glikozil-hangyasavak)
karboxil csoportjanak védelmére, illetve aktivalasara — figyelembe véve a késdbbi peptid
eloallitast is — észtereket, valamint savkloridokat Aallitottunk el0 az irodalomban ismert
modszerek szerint. A 137, 141, 145 aktivésztereket oszlopkromatografias tisztitas utan a 136,
140 terc-butil-észterekhez, a 138, 142, 146 trikloretil-észterekhez, valamint a 139, 143
savkloridokhoz hasonléan jo hozammal izolaltuk D-galakto és D-gliiko konfiguraciéban
egyarant. A 147, 147a, 149, 150 acilezett glicin-metilésztereket a 137, 141, 145
aktivészterekbdl glicin-metilészterrel illetve alanin-metilészterrel végzett kapcsolassal kaptuk

(1. Tablazat).

3.2.,,Z61d” brémozasi koriilmények

Anhidro-aldonsav szarmazékok bromozasara tobbnyire CCls-ot alkalmaztak korabban
oldoszerként (reakciokoriilmények a: Br,, absz. CCly, hv, reflux és b: NBS, AIBN, absz.
CCly, reflux). Mivel a CCly réikkelté hatasu, ezért hasznalata keriilendé igy azokban az
atalakitasokban, ahol eddig CCls-ot hasznaltak, mas, a kémiai reakcid szempontjabol hasonlo
tulajdonsagokkal rendelkezd, kevésbé karos oldoszerrel kell helyettesiteni. E célbol a d-f (d:
Na,S,04-KBrOs;, CH,Cl,-H,0, 20 °C; e: Na,S,04-KBrO;, CH,Cl,-H,0, 20 °C; f: Br,, PhCF3,
hv, K,COs, reflux) modszereket alkalmazva megvizsgaltuk ismert szénhidrat szarmazékok
bromozasi reakcioit, €s 0Osszehasonlitottuk az a ¢és b modszerekkel nyert irodalmi
tapasztalatokal. E kisérletek eredményeibdl arra kovetkeztettiink, hogy a kapto-dativan
szubsztitualt szénatommal rendelkezd szénhidratokbol a bromozott termékek jo hozammal

képzddtek.

3.3. 2-brom-2-dezoxi-ald-2-ulozonsav szarmazékok eloallitasa



A 2.6-anhidro-aldonsav szarmazékok brémozasi reakcioit az a, b és d modszerekkel
vizsgaltuk (2. Tablazat). A 133 sav brémozasat egyik modszerrel sem sikeriilt elvégezni. A
153, 173, 174 bromozott aktivésztereket j0 hozammal kaptuk meg. A 168, 169 bromozott
terc-butil- illetve 170, 171, 172 trikloretil-észtereket nem izolaltuk tiszta formaban, azonnal a
megfeleld azidda alakitottuk at. A 139 savklorid médositott Hell-Volhard-Zelinsky reakcidja
a b (NBS, AIBN, absz. CCly, reflux) reakciokoriilmények alkalmazasaval a 176 vegyiiletet

szolgéltatta, melyet nem izolaltunk a kis stabilitasa miatt.

1. Tablazat: 2,6-anhidro-aldonsav-észterek és N-(per-O-acil-2,6-anhidro-aldonoil) aminosav

metilészterek
° COOCH © COR 2 ¢kv. HCLH,NR' © CONHR'
Gly Gly Gly
absz. dioxan. Et;N, 20 °C
133-135 136-146 R' =-CH,COOCH, 147 76%, 149, 72%, 150 57%
-CH(CH,)COOCH, 147a 68 %
Gly Reakciokoriilmények R Kiter-
melés
%
OAc oAc
0 t-BuOAc,kat 60%-0s HC10,4,20 °C -OtBu, 77
A" 0ne (136)
(133)
(147, 147a) 3 ekv. C4ClsOH, -0C4Cls 75
1 ekv. DCC, absz. CH,Cl,, 20 °C (137)
3 ekv. CCI3CH20H, -OCHzCCl3 78
1 ekv. DCC, absz. CH,Cl,, 20 °C (138)
1.1 ekv.PCls, absz. Et,0, reflux -Cl 75
(139)
OBz
BZM/ t-BuOAc, kat 60%-0s HC1O,, 20 °C -OtBu 73
o OBz (134 (140)
(149) 3 ekv. C4ClsOH, -0C4Cls 76
1 ekv. DCC, absz. CH,Cl,, 20 °C (141)
3 ekv. CC13;CH,0H, -OCH,CCl; 89
1 ekv. DCC, absz. CH,Cl,, 20 °C (142)
1.1 ekv.PCls, absz. Et,0O, reflux -Cl 75
(143)
OACO t-BuOAc,kat 60%-0s HC104,20 °C -OtBu 41
A (144)
OAc (135)
(150) 3 ekv. C4ClsOH, -0C4Cls 71
1 ekv. DCC, absz. CH,Cl,, 20 °C (145)
3 ekv. CCI3CH20H, -OCHzCCl3 70

1 ekv. DCC, absz. CH,Cl,, 20 °C (146)




2. Tablazat: 2,6-anhidro-aldonsav szarmazékok bromozasa

L R Alkalmazott médszerek: a,bésd o _R
Gly - Gly 5
r

133-147 168-176

Gly (Médszer: Kitermelés, [%])

OAc 0AC OAC OBZ
AcO AcO Bz
OAc
R
-COOH (133) (a,b,d: bomlas) Nem vizsgaltuk
-COOtBu (136,140) (b:bomlas) (b:bomlas)
168
(d:tiszta (b:83)°
reakcioelegy) 169
(d:85)° (d:72)
-COOCH,CCl; (d)° (d)* (d)°
(138, 142, 146) 170 171 172
-COOCCl;s (a:99) 153 (a:99) 173 (a:89) 174
(137, 141, 145) (d:91)
-CONHCH,CO,CHj (a,b:bomlas)
(147) 175
-COCI (139, 143) (b: nem izolaltuk)
176 Bomlas

Alkalmazott moédszerek:
a: Br,, hv, absz. CHCl;, K,COs, reflux
b: NBS, AIBN, absz. CCl,, reflux
d: N328204-KBI'O3 (6-6 CkV.), CHzClz-HzO, 20 OC

* A melléktermékként keletkez6 hidroxi szarmazékot oszlopkromatografiaval valasztottuk el.

® Tiszta nyerstermék.

¢ Ismeretlen bromtartalmu melléktermékkel egyiitt keletkezik, igy nem izolaltuk tiszta formaban.
4 A megfeleld hidroxi szarmazékkal egyiitt keletkezik, melyet az azidszubsztiticios atalakitas soran oszlopkromatografias
elvélasztassal izolaltunk a megfeleld azid mellett.

A 147 glicin metilészter bromozésa fenti modszerekkel nem volt sikeres a benne 1évo

két hasonld reaktivitdsu kapto-dativ centrum (C-1, CH;) miatt. Ezért a 175, 175a, 177, 178

glicin és alaninamidokat a 153, 173, 174 bromozott aktivészterekbdl glicin illetve alanin-

metilészterrel végzett szubsztitiicioval allitottuk eld (1. abra.). Ezekben a szarmazékokban a

brom axialis térallast, amit a benniik mért (3JH-2,COR: ~1-2 Hz) nagysagu haromkotéses

proton-szén csatoldsok bizonyitanak.



RO a OR RO OR
a
e o 2 ekv. RNH,.HCI o

RO COOCGCls Et;N, absz. dioxén, 20 °C RO CONHR'
OR OR
Br Br
R' = CH,COOMe
153,173,174 CH(CH,)COOMe

a, R=Ac, D-galakto, 71 % 175
a, R=Ac, D-galakto, 71 % 175a
e, R=Ac, D-gliiko, 71 % 177
e, R=Bz, D-gliiko, 58 % 178

1. abra.

3.4. 2-azido-2-dezoxi-p-D-ald-2-ulozonsav szarmazékok eléallitasa

A 2-brém-2-dezoxi-ald-2-ulopiranozonsav szarmazékok azidszubsztitucidjat NaNs-al
absz. DMSO-ban illetve absz. DMF-ban végeztiik. A 153, 173, 174 aktivészterek kivételével,
melyek ilyen korilmények kozott bomlottak, az azidokat jo kitermeléssel kaptuk (3.
Tablazat). E vegyiiletek ekvatoridlis azidot tartalmaznak a mért haromkdotéses proton-szén

csatolasi allandok (3JH-2,COR=4-6 Hz) értékei alapjan.

3. Tablazat: 2-azido-2-dezoxi-ald-2-ulozonsav szarmazékok eldallitasa

o NaNj,, absz. DMSO, 20 °C o
R N
Gly - Gly 3
Br R
168-178 179-186
Gly (Kitermelés [%])
OAc pAc OAc OBz
R AcO ¥y AcO OAc Bz OBz

-COOtBu (168,169) 69(179) 56(180)
-COOCH,CCl,4 59%(181) 60°(182) 59%(183)
170,171,172)
-COOC(Cls (153,173,174) bomlas - bomlas
-CONHCH,CO,CHj3 65(184) 69(185) 66(186)
(175,177,178)

* A kitermelés két 1épésre vonatkozik: bromozas és azidszubsztitticio.



3.5. 2-azido-2-dezoxi-a-D-ald-2-ulozonsav szarmazékok eloallitasa

A 176 bromozott savkloridot azidszubsztiticioval a 197 2-azido-2-dezoxi-ulozonsav
azidda alakitottuk. Az azid axialis térallasat a haromkotéses proton-szén csatolasi allando
(3JH_2,CON3= <1 Hz) értéke, valamint a beldle eldallitott 199 glicin szarmazék szerkezete
bizonyitja. A 197 azido-savazidot glicin-metilészterrel szubsztitudlva a 199 a-azido
szarmazékot, a 184 epimerjét kaptuk, mig KOH-al hidrolizdlva a 198 a-azido ulozonsav

képzo6dott (2. abra).

OAc 0Ac OAc OAc OAC OAG
O NBS, AIBN 4 ekv. NaN, O
AcO coCl ———— COCI CON3
OAc absz. CCl,, reﬂux absz DMF OAc
20 °C 3
139 176 Nem izolaltuk 197 60%
MeOOCCH,NH, HCI
| ekv. KOH Et;N, absz. dioxan
absz. DMF 20°C
OAc OACO 20 °C OAC OAc
ACO COOH 0
Cf OA AcO CONHCH,CO,CH,
N, OAC
N
198 38% 199 32% °
OAc
OAc OAC OAc y OAc OAc
Q 3 ekv. MIM, Zn por 0 Zn por, jégecet 0
AcO N, ~——  AONATE N, —>O o A NH,
OACCOOH absz. EtOAc, reflux COOCH,CCI, OA COOH
192 46 %
59 % 191 181 anomer elegy
2. abra.

3.6. I'Jj modszer 2,2,2-trikloretil- és 2,2,2-trikloretoxikarbonil véddcsoportok szelektiv

eltavolitasara savérzékeny és redukalhato6 csoportok mellett

A 198 anomerjének eldallitasara a 181 trikloretilészter hasitasi reakcioit vizsgaltuk. A
192 azido-savat a 181 észterbdl Zn porral és 3 ekvivalens N-metilimidazollal absz. etil-
acetatban végzett hasitassal kaptuk meg. Ezzel szemben az irodalomban alkalmazott
Zn/AcOH-al végezve az atalakitdst a 191 aminosav anomer elegye keletkezett (2. abra).
Kiterjesztettiik az 0j eljarast a 3,4,6-tri-O-acetil-2-dezoxi-2-trikloretoxikarbonilamino-B-D-
glikkopiranozil-azid és az N-trikloretoxikarbonil-L-glicin terc-butilészter hasitdsara. Tovabbi
modellvegyiiletekként Veres Edit diplomamunkajaban szubsztitualt aromas trikloretilészterek,

trikloretilkarbamatok és -karbonatok hasitasat vizsgalta. Ezek alapjan megallapithatd, hogy a



trikloretil alapti véddcsoportok szelektiven eltavolithatok ezzel az 0j eljarassal azid, kettds

kotés, nitro-, fenacil- €s terc-butil csoportok mellett.

3.7. 2-amino-2-dezoxi-ald-2-ulopiranozonsav szarmazékok eldallitasa, és a metilészterek

egyensulyi vizsgalata

A 2-azido-2-dezoxi-ald-2-ulopiranozonsav szarmazékokat Raney-Ni-lel katalitikusan
hidrogénezve a megfeleld aminok anomer keverékét kaptuk (4. Tablazat). A 200 ¢és a 203
amino metilészterek anomerizacids egyensulyi elegyében az o-amin volt tulstlyban (2000/p

83:17,2030/B 91 : 9).

4. Tablazat: 2-amino-2-dezoxi-ald-2-ulopiranozonsav szarmazékok eldallitasa

o N, H, /Raney-Ni o NH °. coR
Gly . Gly 2 + Gly
COR' absz. EtOAc, 70 °C COR' < /\NHz
184-186,190,191 B 200-204 o
Gly R’ Kitermelés %

OAc 0Ac 84 % anomer elegy

Q -OCH; (200) o/p=12:88

AcO >y 50 %-ban a B-amin 200
¢ (190) kristalyosodik etanolbél
(184) -NHCH,COOCH;(201) 79 % B-amin 201
OAc
Aco/% -NHCH,COOCHj5(202) 80 % anomer elegy
AcO .

OAc  (185) 0/p=20:80
OBZ 97 % anomer elegy

Bzm -OCHj;(203) o/p=44:56

Bz OBz (191) 89 %-ban az a-amin 203a
kristalyosodik etanolbol

(186) -NHCH,COOCHj5(204) 72 % anomer elegy

0/p=88:12

3.8. 2-acilamino-2-dezoxi-ald-2-ulopiranozonsav szarmazékok eléallitasa

a) Glikozilaminok acilezésével: A 2008 illetve a frissen készitett 203ap amino

metilészterek acetil-kloriddal piridinben végzett acetilezésekor (3. abra)a megfelelé amidok
anomer keverékének (205af) ¢és (206ap) képzodését tapasztaltuk, a tiszta vegyiileteket

oszlopkromatografiaval izolaltuk.



OAc pAC

OAc OAC OAc OAC
o 2 ekv. AcCl, absz. p1r1d1n
AcO NH NHAc COOCH,
oad” % T20eC.6h + AcO
COOCH,

200B tiszta B- aminbdl

205[3 2050

a nyers elegy Osszetétele 56 % 44 %

izolalt hozamok 54 % 32%

OBz 2 ekv. AcCl, absz. piridin OBz OBz

Bz Q Bz © Bz Q
5 NH2 Bz NHAC+ COOCH3

z OB 20°C, 13 h OB Bz OB

COOCH, COOCH, NHAc
203p és a~ 86:14

aminok frissen eldallitott elegyébol 206p 2060

a nyers elegy dsszetétele 64 % 36 %

izolalt hozamok 52 % 21 %

3. abra.

b) Staudinger-reakcidval: A 191 azidot Me;P-nal, majd acetil-kloriddal reagaltatva a

207 triazén szarmazékot izolaltuk a 206a ¢s 206 anomerek mellett (4. abra)

OBz OBz OBz
m 1.1 ekv.Me,P BZMNHAC oﬁyﬁ/coow

20 fya COOCH, NHAc
e 2068 2-20 % 206a. 10-20 %
+
OBz
o
Bz N=N-NHAc
Bz
COOCH,
207 24-45%
4. abra.

c) Ritter-reakcidéval: A 10 benzoilezett bromidbdl Ag,COs segitségével kiilonbozo

nitrilekkel eldallitottuk a 208-210 amidokat (5. Tablazat). Valamennyi esetben csak az axialis
orientacioju amid keletkezett.

d) A nitril — karboxil atalakitds vizsgalata: Védett N-terminalis melletti szabad karboxil
csoport kialakitdsara a 208-210 amidok nitril csoportjat TiCly altal katalizalt vizaddicioval

elhidrolizaltuk. Az igy kapott 211-213 vegyiileteket NO,-al nitrozaltuk, azonban ezek az
amidok bomlottak ilyen koriilmények kozott (5. Tablazat)



5. Tablazat: A per-O-benzoilezett az N-(1-ciano-D-gliikopiranozil)amidok eléallitasa és

atalakitasaik
OBz OBz
(0] , , (0]
Bz CONH. RCN oldészerként Bz CN
Bz OB 2 Bz OB
ZBT 1 ekv. Ag2C03 ZNHCOR
10 sotétben, 20 °C 208-210
1 ekv. TiCl,/AcOH,
4 ekv. H,0
20°C
OBz
O OBz
BZB COOH NO,, absz. CH,Cl, o o
z OBz éﬁ— By CONH,
NHCOR o OBZ
20%C NHCOR
211-213
R Kitermelés % Kitermelés %
_CH, 78 (208) 88 (211)
-CH,CH; 57 (209) 75 (212)
-tBu 27 (210) 69 (213)

A karboxil csoport kialakitasanak masik lehetdsége a Pinner-reakcio:a 96-ot NaOMe
katalizalta MeOH addiciot kovetd savas hidrolizissel, majd acetilezéssel atalakitva a 205q
vegylilettel azonos anyagot kaptunk (5. abra). Az a-acilamido-nitrilek savva torténd
atalakitasara javasoltdk a trifluorecetsavas kezelést is, melynek kiprobalasa 96 esetében
azonban nem a vart savat, hanem egy amidot (215) eredményezett, melynek anomer

konfiguracidja B-D-nek bizonyult

OAc 0Ac OH oH

NH
0 kat. NaOMe Q
AcO CN — > HO OMe
CF,COOH OH
0AC OAG 3 OANHCOCH absz. MeOH NHCOCH,
0 20 96 >0 216 42% 3, =24Hz
0 .
ACO NHCOCH3 H-2,CNHOMe
OA H,0
215  CONH, Amberlyst 15 (H")
76 % 3JH-2,CONH2:4'5 Hz 20°C
OAc 0Ac 8 ckv. Ac,0, QH_OH o
0 absz. piridin 0
AcO COOCH; «  HO OMe
OA . OH
NHCcocH, — 20°C NHCOCH,

2000 26 % 217 94 % 3y, conome=2-3 Hz

5. abra.



3.9. Di- és tripeptidek eldallitasa

cre

metilésztert  terc-butoxikarbonil-L-alaninnal  (Boc-Ala-OH) reagaltattuk  Staudinger-
koriilmények kozott (6. abra), mely reakcidban a 219 tripeptidet izolaltuk kozepes hozammal.

Ecetsavanhidriddel végezve el ezt az atalakitast a 184 azidbodl a 218 dipeptid keletkezett.

6. abra.

b) A 7 bromidbdl Ritter-reakcioval eldallitott 220 glicin szarmazékbol a Pinner-reakciot

crer

OAc pAC
(0]
AcO CONH,
OAc
7 Br
1 ekv AgOTF, Et;N, absz. CH,NO,, 10 ekv. PhCH,OCONHCH,CN,
Ar, 3 nap
OH
OAC 0AC kat. NaOMe OHO NH
O _—
AcO CN absz. MeOH MO OH OMe
OA
NHCOCH,NHCO,CH,Ph 20°C NHCOCH,NHCO,CH,Ph
220 52 % 221 37 % _
2. oxmome=3-0 Hz
H,0
Amberlyst 15 (H")
QAC OA% 8 ekv. Ac,0, 20°C
iridi OH
ACO COOCH, absz. piridin OHo o
OA o
NHCOCH,NHCO,cH,Ph 20°C  Ho OMe
223 73% OH
NHCOCH,NHCO,CH,Ph
3 =3.2 Hz
H-2,COOMe ~'* 222 959,
7. abra.

c¢) A di- és tripeptidek eldallitdsara megvizsgaltuk a Ritter-reakcio kiterjesztését is a 175
¢s a 175a bromozott glicin és alanin szarmazékokra, melyekbdl a 8. abran lathatd
reakciokoriilmények kozott a 224-226 oxazolin szarmazékok keletkeztek. A 224 és 226
trifluorecetsav jelenlétében végzett hidrolitikus gytirtifelnyitdsa a korabban Staudinger-

cre

228 tripeptidet eredményezte. A 228 tripeptid jobb hozammal torténd eldallitdsa érdekében a



B ut megvalositasaval a 226 izolaldsanak elhagyasaval mar jobb kitermeléssel kaptuk meg a
228 tripeptidet. Mind a két oligopeptid f-anomer konfiguracioju N-terminalis részt tartalmaz,
annak ellenére, hogy a 224 illetve a 226 koztitermékekben az imin szénatomja ekvatorialis
térallasu. Ez feltehetéen a trifluorecetsav jelenlétében végzett gytrifelnyitds kozben
végbemend anomerizacioval magyarazhatd, mely a 225 spiro-oxazolin ecetsavval végzett
gylrlinyitasanal is bekovetkezett. Ebben az esetben is a B-anomer konfiguracidja N-termindlis

részt tartalmazo dipeptid (227) keletkezett.

1. 1 ekv. AgOT{, absz. CH,Cl,, s6tétben, 20 °C, 5

nap
OAc OAc 2. 1 ekv. CF,COOH, CH,Cl,, 2 ekv. H,0, 20 °C
Q
ACONT CONHR ¢ - cH,cOMe 175
Br CH(CH,)CO,Me 175a B
A a) 1 ekv. Ag,CO,, absz. acetonitril, sététben, 20 °C, 3 nap
b) 1 ekv. Ag,CO;, absz. CH;NO,, 10 ekv. PhCH,OCONHCH,CN, 175 — 228
sOtétben, 3 nap 51%
OAC OAG R OAc oAc
0 NI 1 ekv. CF,COOH, 2 ekv. H,0 0
ACO —_— AcO NHCOR'
CH,Cl,, 20 © OAc
OAN§(O Ay 20°C CONHR
R
1 ekv. CH;COOH, 2 ekv. Hz(/
CH,CL, 20°C 227
224 R-CH,COOCH, R'= CH, 65 % 219 R=CH,COOCH, R' = CH, 559%
*Jnac-neracoame=3-1 Hz . ya.onncracoove4-3 Hz
225 R=CH(CH,)COOCH,R'=CH, 3% 227 R=CH(CH,)COOCH,R'=CH; 29 %
3 =
226 R =CH,COOCH, R' = CH,NHCOOCH,Ph Ji2, c-Neu(cnzycoame=0-4 Hz
2 izomer 1: lelegye 29 % 228 R = CH,COOCH, R' = CH,NHCOOCH,Ph

3nacnncnacome=49 Hz - 27%

8. abra.



4. Az eredmények alkalmazasi lehetdéségei

Munkam elsdsorban alapkutatds, melynek sordn olyan vegyiileteket allitottam eld,
amelyek gliko- ¢és glikopeptidomimetikumok lehetnek. Ilyen szarmazékok segitségével
bioldgiai vizsgalatok végezheték a szénhidratok és szénhidrat—peptid konjugatumok €16
szervezetben betoltott szerepének felderitésére.

Az eldallitott 2-N-szubsztitualt-2-dezoxi-B-D-ald-2-ulopiranozonsav szarmazékok koziil
néhany vegyiiletet megvizsgaltak glikogén foszforildz enzimmel, e vegyliletek esetében
azonban nem tapasztaltak jelentés mértékli enzimgatlast.

Az elkészitett di- és tripeptidek alkalmazasi lehetdsége hosszabb oligopeptidekbe vald

crer
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