A cisz- ¢és transz-2-aminocikloalkénkarbonsav izomerekbdl kiindulva teljes régio- ¢és
diasztereoszelektivitdst mutatd reakciokkal Uj mono és dihidroxilezett béta-aminosavakat
allitottunk el6. A hidroxilezéseket oxazin, lakton, ill epoxi intermediereken keresztiil
valositottuk meg. Ortogondlisan védett 2,4-diamino-ciklopentan-karbonsav diasztereomereket
szintetizaltunk. A szintézisut soran kihasznaltuk, hogy az aminosav-észter, ill. laktam
kiindulasi anyagok eltérd diasztereoszelektivitassal képeznek epoxidokat. Ezutan az oxiran-

gylrit natrium-aziddal régio- és sztereoszelektiv mdodon alakitottuk a fenti vegytiletekkeé.

Multikomponenstt  Ugi-reakcio segitségével ciklusos ¢és oxa-norbornan vazas béta-
aminosavakbol kiindulva laktdmokat szintetizaltunk. A reakciot sikerrel valdsitottuk meg
metanolban ¢s az Ugi-reakcidra szokatlan kozegli vizben is. Kimutattuk, hogy a diexo-3-
aminonorbornén-2-karbonsav ~ enantiomerek kivaléan alkalmazhatdo kirdlis forrdsok
enantiomer heterociklusok szintézisére. Ezekben a reakciokban a kulcslépés a harom 1épéses
domind gylirtizards, majd az ezt kovetd retro-Diels-Alder reakcid, melyet mikrohullamu

besugarzassal gyorsitottunk.

Ciklusos béta-aminosavakbol béta-peptideket szintetizaltunk, melyeknél azt talaltuk, hogy az
alkalmazott aminosavak relativ konfiguracidja egyértelmiien meghatarozza a szekunder
struktirat. A szintetizalt peptidek igen jelentds asszociacios képességgel rendelkeznek és az
Alternald szerkezetli peptidek felépitése soran azt taldltuk, hogy a molekuldkat "lego"

elemekkeént felépitve kontrollalni tudjuk a szekunder szerkezeteket.

Szubsztitudlt béta-aminosavak, ill. béta-amino-karboxamidok lipaz-katalizalt kinetikus
rezolvalasat oldottuk meg egyrészt a megfeleld béta-laktdmok enantioszelektiv
gylriifelnyitasdval, masrészt az aminocsoporton torténd szelektiv acilezés segitségével.
Enantiomertiszta, aliciklusos cisz- €s transz-béta-aminosavakat allitottunk elé a megfeleld
észtereik direkt enzimes hidrolizisével szerves kozegben. A mddszer kiilonds eldnye, hogy a
két enantiomer végtermék rendkiviill konnyen elvalaszthatd egymastol. Hasonld
¢szterhidrolizissel oldottuk meg az 1,2,3,4-tetrahidroizokinolin-1-karbonsav kinetikus

rezolvalasat is. Mivel az észter szekunder amin jelenlétében rendkiviil gyorsan racemizal, a

modszert dinamikus eljarassa sikertilt fejlesztentink.



Osszefoglald kdzleményeket irtunk az aliciklusos aminosavak szintézisére és peptidkémiai

alkalmazasara fokuszalva.
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A cisz- ¢és  transz-2-aminocikloalkénkarbonsavbol  kiindulva  teljes  régio-  és
diasztereoszelektivitast mutatd reakciokkal j mono és dihidroxilezett béta-aminosavakat
allitottunk eld.

Ciklusos béta-aminosavakbol béta-peptideket szintetizaltunk melyeknél az alkalmazott
aminosavak konfigurdcidja meghatarozza a szekunder struktirat. A  szintetizalt
Béta-aminosavszarmazékok lipaz-katalizalt kinetikus rezolvaldsat oldottuk meg a megfeleld
béta-laktdmok enantioszelektiv gytrtfelnyitdsaval, masrészt az aminocsoporton torténd
szelektiv acilezés vagy észterhidrolizis segitségével. Az 1,2,3,4-tetrahidroizokinolin-1-

karbonsavészter hidrolizisét dinamikus eljarassa sikertilt fejleszteniink.

Starting from alicyclic beta amino acids, having double bond in different positions, in regio
and stereospecific transformations a number of mono and dihydroxylated amino acids were
prepared.

From cyclic beta amino acids beta-peptides were synthesized, where the configurations of the
monomers determine the secondary structures, as well as the morphology of theirs associates.
By lipase catalyzed kinetic resolutions of beta lactams, amino esters and carboxamides. In
case of ethyl 1,2,3,4-tetrahydroisoquinoline-1-carboxylate a dynamic kinetic resolution

protocol was developed.



