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На основе α-аминокислот синтезированы новые производные, содержащие γ-лактоное 

кольцо. Синтезированные соединения ранее не были описаны в литературе. 

Библ. ссылок 5. 

 

Известно, что гетероциклические соединения играют важнейшую 

роль, как в сфере медицины, так и при получении новейших материа-

лов. В ряду этих веществ особый интерес представляют γ-лактоны, ко-

торые обладают широким спектром биологического действия, вследс-

твии чего они нашли широкое примение в медицине и парфюмерии 

[1,2]. Ранее нами было показано, что производные γ-лактонов, в частно-

сти, их пропаргил замещенные являются ингибиторами основных фос-

фатаз [3]. Учитывая вышеизложенное и с целью расширения ассорти-

мента биологически активных соединений мы изучили поведение 

функционально замещенных γ-лактонов в реакции с α-аминокислотами: 

глицином и L-аланином, которые имеют широкое применение в меди-

цине [4]. 

В качестве функциональнозамещенных γ-лактонов использовали 2-

(5,5-диметил-2-оксотетрагидрофуран-3-ил)уксусную (1) и 2-(5,5-диме-

тил-2-оксотетрагидрофуран-3-ил) пропионовую кислоты (2). 

 

 
Реакцию проводили в тетрагидрофуране, в качестве основания ис-

пользовали триэтиламин, а в качестве активирующего агента – этил-
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хлорформиат. Показали, что наилучшие результаты получаются, когда 

реакция протекает при 0-5°C. 

Экспериментальная часть 

Спектры ЯМР 1Н и 13С получены на спектрометре Varian “Mercury-

300” [300 (1Н) и 75 (13С)] МГц, DMSO:CCl4 – 1:3 при 30oC. Для ТСХ 

применяли пластины “Silufol UV-254”. Проявление – парами йода. Тем-

пературы плавления определяли на микронагревательном столике мар-

ки “Boetius”. 

Соединения 1 и 2 синтезированы по методу, описанному в работе 

[5]. 

Общий способ получения 2-(5,5-диметил-2-оксотетрагидрофу-

ран-3-ил)ацетил)-амидов. Смесь 0.05 моля 2-карбоксиметил-4,4-диме-

тилбутанолида и 100 мл тетрагидрофурана перемешивают при темпера-

туре 0oC 10 мин, добавляют 0.15 моля триэтиламина и, продолжая пере-

мешивать в тех же условиях 5 мин, добавляют по каплям 0.07 моля эти-

лового эфира муравьиной кислоты, не допуская повышения температу-

ры. После окончания экзотермической реакции перемешивают при 

комнатной температуре 30 мин. После доводят реакционную смесь до 

0°C и тремя частями добавляют заранее приготовленный водный раст-

вор 0.075 моля соответствующей аминокислоты и продолжают переме-

шивать 45 мин. После удаления растворителя и охлаждения к смеси до-

бавляют разбавленный раствор соляной кислоты, до pH 3-4. Экстраги-

руют дихлорметаном и сушат безводным сульфатом магния. После при 

пониженном давлении удаляют растворитель. 

2-(5,5-диметил-2-оксотетрагидрофуран-3-ил)ацетилглицин (3). 

Выход 75%; т. пл. 99-100оC (диэтиловый эфир); Rf 0.55 (этанол : бензол 

– 1:2). Спектр ЯМР 1H (, м.д., Гц): 8,01 т(1H, J = 5.8, NH); 3.74 д (2H, J 

= 5.8, NCH2); 3.08 дтд (1H,J = 11.4, 9.0, 3.9, CH в цикле); 2.65 дд (1Ha, J 

= 15.4, 4.0, CHCH2); 2.30 м (1Ha, 1Hb, CHCH2, CH2в цикле); 1.81 т (1Hb, 

J = 12.0, CH2 в цикле); 1.44 с (3H, CH3); 1.37 с (3H, CH3). Спектр ЯМР 
13C, , м.д.: 176.5(C=O), 170.7(C=O), 169.7(C=O), 81.2(C), 40.4(CH2), 

40.3(CH2), 37.0(CH), 35.3(CH2), 28.4(CH3), 26.7(CH3). Найдено,%: C 

52.39; H 5,59; N 6.15. C10H15NO5. Вычислено,%: C 52.40; H 5,60; N 6.11. 

2-(5,5-диметил-2-оксотетрагидрофуран-3-ил)пропионилглицин 

(4). Выход 77%; т.пл. 120-121оC (диэтиловый эфир); Rf 0.50 (этанол : 

бензол – 1:6). Спектр ЯМР 1H (, м.д., Гц): 7.90 т (1H, J = 5.8, NH); 3.74 

д (2H, J = 5.8, NCH2); 3.08 дтд (1H, J = 11.4, 9.0, 3.9, CH в цикле); 2.65 

дд (1Ha, J = 15.4, 4.0, CHCH2); 2.38-2.34 м (2H, CH2CH2); 2.30 м (1Ha, 

1Hb, CHCH2, CH2 в цикле); 1.81 т (1Hb, J = 12.0, CH2 в цикле); 1.44 с (3H, 

CH3); 1.37 с (3H, CH3). Спектр ЯМР 13C, , м. д.: 176.5(C=O), 

170.8(C=O), 169.6(C=O), 81.1(C), 40.4(CH2), 40.3(CH2), 37.0(CH), 
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35.5(CH2), 35.3(CH2), 28.4(CH3), 26.7(CH3). Найдено,%: C 54.39; H 7.00; 

N 5.80. C11H17NO5. Вычислено,%: C 54.31; H 7.04; N 5.76. 

2-(5,5-диметил-2-оксотетрагидрофуран-3-ил)ацетил)аланин (5). 

Выход 65%; вязкое вещество; nD
20 1.6098; Rf 0.51 (этанол:бензол– 1:7). 

Спектр ЯМР 1H (, м.д., Гц): 7.99 т (1H, J = 5.6, NH); 3.74 м (1H, NCH); 

3.08 дтд (1H,J = 11.3, 9.1, 3.9, CH в цикле); 2.66дд (1Ha, J = 15.6, 4.1, 

CHCH2); 2.32 м (1Ha, 1Hb, CHCH2, CH2 в цикле); 1.80 т (1Hb, J = 11.9, 

CH2 в цикле); 1.47-1.46 д (3H, J = 13.3, 3.1, CH3); 1.37 с (3H, CH3); 1.33 с 

(3H, CH3). Спектр ЯМР 13C, , м.д.: 176.5(C=O), 170.7(C=O), 

169.7(C=O), 81.2(C), 40.4(CH2), 40.2(CH2), 37.1(CH), 35.3(CH2), 

28.3(CH3), 26.7(CH3), 24.2(CH3). Найдено,%: C 54.29; H 7.01; N 5.76. 

C11H17NO5. Вычислено,%: C 54.31; H 7.04; N 5.76.[α]D= –39.49 (C 0.83, 

MeOH). 

2-(5,5-диметил-2-оксотетрагидрофуран-3-ил)пропионил)аланин 

(6). Выход 65%; вязкое вещество; nD
20 1.6398; Rf 0.51 (этанол:бензол – 

1:7). Спектр ЯМР 1H (, м.д., Гц): 8.00 т (1H, J = 5.8, NH); 3.73 м (1H, 

NCH); 3.06дтд (1H, J = 11.2, 9.1, 4.0, CH в цикле); 2.65 дд (1Ha, J = 15.4, 

4.0, CHCH2); 2.36-2.33 м ( 2H, CH2CH2 ); 2.32 м (1Ha, 1Hb, CHCH2, CH2 в 

цикле); 1.80 т (1Hb, J = 12.0, CH2 в цикле); 1.45-1.44 д (3H, J = 13.3, 3.1, 

CH3); 1.38 с (3H, CH3); 1.34 с (3H, CH3). Спектр ЯМР 13C, , м.д.: 

176.5(C=O), 170.7(C=O), 169.7(C=O), 81.2(C), 40.4(CH2), 40.3(CH2), 37.1 

(2CH), 35.3(CH2), 28.4(CH3), 26.7(CH3) , 24.2(CH3). Найдено,%: C 56.00; 

H 7.40; N 5.50. C12H19NO5. Вычислено,%: C 56.02; H 7.44; N 5.44. [α]D = 

– 51.14 (C 0.83, MeOH). 

 

γ-È²ÎîàÜ²ÚÆÜ úÔ²Î ä²ðàôÜ²ÎàÔ α-²ØÆÜ²ÂÂàôÜºðÆ 

Üàð ²Ì²ÜòÚ²ÈÜºðÆ êÆÜÂº¼ 

Ø© ²© ê²ØìºÈÚ²Ü« ²© ê© ¶²ÈêîÚ²Ü & î© ì© ÔàâÆÎÚ²Ü 

α-²ÙÇÝ³ÃÃáõÝ»ñÇ Ñ»ÝùÇ íñ³ ëÇÝÃ»½í»É »Ý Ý³ËÏÇÝáõÙ ·ñ³Ï³ÝáõÃÛ³Ý Ù»ç ãÝÏ³-
ñ³·ñí³Í« Ñ³·»ó³Í É³ÏïáÝ³ÛÇÝ ûÕ³Ï å³ñáõÝ³ÏáÕ α-³ÙÇÝ³ÃÃáõÝ»ñÇ Ýáñ ³Í³ÝóÛ³É-
Ý»ñ: àñå»ë ³ÙÇÝ³ÃÃáõÝ»ñ û·ï³·áñÍí»É »Ý« ³ñ¹»Ý ÇëÏ µÅßÏáõÃÛ³Ý Ù»ç É³ÛÝ ÏÇñ³-
éáõÃÛáõÝ ·ï³Í` ·ÉÇóÇÝÁ ¨ L-³É³ÝÇÝÁ: àõëáõÙÝ³ëÇñí»É ¿ í»ñçÇÝÝ»ñÇë í³ñùÁ 2-(5«5-

¹ÇÙ»ÃÇÉ-2-ûùëáï»ïñ³ýáõñ³Ý-3-ÇÉ)ù³ó³Ë³ÃÃíÇ ¨ 2-(5«5-¹ÇÙ»ÃÇÉ-2-ûùëáï»ïñ³-
ýáõñ³Ý-3-ÇÉ)åñáåÇáÝ³ÃÃíÇ Ñ»ï ÷³Ë³½¹»óáõÃÛ³Ý Å³Ù³Ý³Ï: Üå³ï³Ï³ÛÇÝ ÙÇ³-
óáõÃÛáõÝÝ»ñÇ ëï³óÙ³Ý Ñ³Ù³ñ Ùß³Ïí»É »Ý é»³ÏóÇ³ÛÇ ÁÝÃ³óùÇ ûåïÇÙ³É å³ÛÙ³Ý-
Ý»ñÁ« óáõÛó ¿ ïñí»É« áñ µ³ñÓñ »Éù»ñ ëï³óíáõÙ »Ý ï»ïñ³ÑÇ¹ñáýáõñ³ÝÇ ÙÇç³í³ÛñáõÙ« 

ïñÇÃ¿ÇÉ³ÙÇÝÇ Ý»ñÏ³ÛáõÃÛ³Ùµ« ³ÏïÇí³óÝáÕ ³·»ÝïÇ` ¿ÃÇÉùÉáñýáñÙÇ³ïÇ ÏÇñ³éÙ³Ùµ 

¨ 0-5
o
C ç»ñÙ³ëïÇ×³ÝÇ å³ÛÙ³ÝÝ»ñáõÙ: 
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On the basis of α-amino acids new derivatives, containing the γ-lactone ring have 

been synthesized. The synthesized compounds have not previously been described in the 

literature. The aim of this study was the synthesis of new potentially bioactive 

derivatives of α-amino acids. The following α-amino acids, which are widely used in 

medicine, were chosen as starting compounds – glycine, L-alanine. We used 2-(5,5-

dimethyl-2-oxotetrahydrofuran-3-yl)acetic acid, 2-(5,5-dimethyl-2-oxotetrahydrofuran-

3-yl)propionic acid as substituents. The reaction was carried out in tetrahydrofuran, 

triethylamine was used as a base, and ethylchloroformate was used as an activating 

agent. It has been shown that the best results were obtained when the reaction proceeded 

at 0-5°C. 
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