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Szén-13 és szén-14 izotopokkal jelzett, optikailag aktiv
aminosavak szintézise

KOLTAI Erné", SIMON Janos, ALEXIN Andras és FAIGLNE BIRKAS Erzsébet
Izotop Intézet Kft. Szintézis iizletag, Konkoly-Thege Miklos ut, 29-33, 1121 Budapest, Magyarorszdg

1. Bevezetés

A modern szerves kémia egyik legizgalmasabb teriilete
az optikailag aktiv vegyiiletek szintézise, ezen beliil is
az aszimmetrikus szintézisek. Kiilon fejezetet érdemel
az optikailag aktiv aminosavak szintézise, még akkor is,
ha a legtobb természetes aminosav legolcsobb eldallitasi
moddszere fehérjék hidrolizis-termékeinek feldolgozasa,
hiszen a D konfiguraciéji ¢s a nem-természetes
aminosavakhoz csak szintézissel juthatunk el. A téma
sok kutatd érdeklddését felkeltette, hiszen 1989-ben mar
Robert M. Williams' egy konyvben foglalta 6ssze az addigi
eredményeket. A sors fintora, hogy kozvetleniil Williams
konyvének megjelenése utan publikalta W. Oppolzer azt
a modszert,”> amely azdta a legalkalmasabbnak bizonyult
optikailag aktiv aminosavak eldallitasara, és gyakorlatilag
teljesen kiszoritotta az egyéb moddszereket. Izotdpokkal
jelzett, optikailag aktiv aminosavakat ma mar szinte
kizarolag ezzel a mddszerrel allitanak eld.

2. Optikailag aktiv, jelzett aminosavak eldallitaisanak
lehetdségei

Optikailag aktiv, jelzett aminosavak eldallitasara négy
lehetéség kinalkozik:

a) fehérje-hidrolizatumok szétvalasztisa. Ez jelzett
aminosavak el6allitdsara is alkalmas, ha 3C-, illetve '“C-
izotopot tartalmazo szén-dioxid atmoszféraban tenyésztett
algatenyészetek hidrolizatumat hasznaljak. Ezzel a
moddszerrel azonban csak ,ipari” méretekben érdemes
foglalkozni, hiszen ,,célzott” aminosavak eléallitdsa igy nem
gazdasagos.

b) racém aminosavak eléallitisa szintézissel, majd ezek
reszolvalasa. Ez a mddszer mindig versenytarsa az
aszimmetrikus szintéziseknek és mérlegelni kell az elényeit
és hatranyait, de a reszolvalas kis mennyiségek esetén
gyakran problematikus, és mivel ilyenkor az anyag jo
esetben is felezddik, a termelések altalaban elmaradnak az
aszimmetrikus szintéziseké mogott.

¢) természetes, mar kiralitascentrummal rendelkezd, nem
jelzett aminosavak tovabb épitése, és kozben a jelzett atom
bevitele. Pl. ornitin atalakitasa argininné,® homocisztein
metilezése metioninnd, vagy szerin atalakitdsa aszparagin-
savva.* Ezeknek a szintéziseknek hatranya, hogy a jelzett
atom gyakran metabolikusan instabil helyre épiil be, viszont
a jelzés egyszeriisége feltétleniil mellettiik szol.

d) aszimmetrikus szintézisek. Ez feltétleniil a leg-elegansabb
mddszer, és ma mar szinte minden aminosavra kidolgoztak

* Tel.: +36 13910849, Fax: +36 1 3959247, e-mail: synthesis@izotop.hu

ilyen modszert, bar ezek koziill néhany meglehetésen
bonyolult.

2.1. Aszimmetrikus szintézisek Kkiralis iranyito-
csoporttal

Aszimmetrikus reakciok akkor mennek végbe, amikor az
atalakitandé molekula mar tartalmaz egy kiralis centrumot,
és ez a csoport hatassal van a reakci6 soran kialakulo uj,
tartalmaz ilyen csoportot, ¢s az aminosavaknal (kivéve a
threonint) ez a helyzet, akkor egy kiralis iranyitd csoportot
kell a molekuldhoz csatolni. A kiralis iranyitd csoportnak
sokféle igényt kell kielégitenie: erds iranyitd hatdssal
kell rendelkeznie, kapcsolasat és eltavolitasat konnyen, jo
termeléssel lehessen elvégezni, legyen lehetdleg olcsd és
regeneralhato. Ezek utan nem lehet csodalni, hogy igen
sokféle csoportot probaltak ki, tobb-kevesebb sikerrel.!
Az aminosavak szintézisénél két ilyen reagens valt be: a
valin (Schollkopf mddszer) és a kamforszultdm (Oppolzer-
reagens).

Az aszimmetrikus aminosavszintézisek kiilonos fontossag-
gal Dbirnak izotoppal (elsésorban '"N-, BC- és "C-
izotoppal) jelzett anyagok eléallitdsanal. Ezen a teriileten
az a gazdasagi hatrany sem jatszik szerepet, hogy a kiralis
reagensek ara elég magas, mert a jelzett anyagok ara ezt
tobbszordsen feliilmilja. Mindezen elonyok ellenére e
témakorben megjelent publikaciok szama elég kicsi, ezek
is szinte kizardlag a stabil izotopokkal végzett szintéziseket
targyaljak. Ennek oka az lehet, hogy az ily moddon eld-
allitott, jelzett aminosavak alapanyagok, kereskedelmi
cikkek, tobbnyire eladasi céllal késziilnek, ezért elo-
allitasaik know-how-jat az ilyen szintéziseket végzo
laboratériumok nem szivesen adjak ki. A '“C-izotoppal
jelzett aminosavszintézisek kiilonben azért is ritkdk, mert a
nagyhatasu peptidgydgyszerek vizsgalatahoz a *C-izotoppal
elérhetd aktivitasok nem elegenddek az elérhetd viszonylag
alacsony fajlagos aktivitas miatt.

2.1.1. A Schéllkopf médszers

A Schollkopf maédszer (1. abra) azon alapul, hogy glicinbdl
¢és valinbdl egy ciklopeptidet készitenek (1), ezt enolizaljak
(2), majd butil-littummal metalldljak és a megfeleld
alkil-halogeniddel (foként jodiddal) alkilezik (3), végiil
a ciklopeptid hidrolizisével kapjak a kivant aminosavat
(4). Ezt a modszert jelzett aminosavak eldallitasanal
ritkdn alkalmazzak, mert az Oppolzer modszerek teljesen
kiszoritottak.
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1. Abra. Optikailag aktiv aminosavak szintézise Schéllkopf méodszerével
i = 2-(1H-benztriazol-1-il)-1,1,3,3-tetrametil-urénium-tetrafluorboramid
(TBTU); ii = H,/Pd, ciklizalas; iii = Me,O*BF ; iv = BuLi, RI; v =
hidrolizis.

2.1.2. Az Oppolzer modszer?

Oppolzer mddszerei a kamforszultamot (Oppolzer-reagens,
5) hasznaljak kiralis véddcsoportként. Ennek elénye, hogy
mindkét antipddja kaphaté (igaz, meglehetdsen borsos aron,
viszont a nem tulsdgosan draga kamforszulfonsavbdl egy
négylépéses szintézissel laboratoriumban is elé-allithatd),
valamint a szintézis végén elég jol regeneralhato.

A moddszernek két valtozata ismert: a régebbinél az Oppolzer-
reagenst (5) egy megfelelden védett (az -NH, csoportnak
mindkét hidrogénjét helyettesitentink kell) glicinhez (7)
kapcsoljak, majd ezt a reagenst szubsztitualjak a megfelel6
oldallanccal.® (2. abra). A mddszer akkor elony6s, ha a jelzett
szénatomot az oldallanc tartalmazza, mert a megfeleléen
védett intermediert (7) elég hosszadalmas szintézissel lehet
csak eldallitani. Ezzel a mddszerrel allitottunk eld L- és D-
[3-1*C] fenilalanint.”

A masik mddszer esetén az eléallitani kivant aminosavnak
megfeleld karbonsavat kapcsoljak az Oppolzer-reagenshez,
majd ezt aminaljak.® Ez a modszer egy specialis reagens (1-
kl6r-1-nitrozo-ciklohexan) hasznalatat® koveteli meg. Ezzel
hidroxiaminaljuk, majd a hidroxi-aminosavat redukalva, és a
védbcesoportokat eltavolitva kapjuk az aminosavat (3. abra).
Ez a mddszer elsdsorban gerincben jelzett aminosavak
eloallitasara alkalmas. Az 1-klor-1-nitrozo-ciklohexant in

situ kell eléallitani.
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2. Abra. Optikailag aktiv aminosavak szintézise Oppolzer glicines
modszerével.*

i=CS,, NaOH, Mel, majd NaOH, Mel, CH,Cl,, 25 °C; ii = §, trimetil-
aluminium, THF; iii = BuLi, TMEDA, THF, azutan RI; iv = 0,5 n HCI,
v =In LiOH, végiil ioncseréld.

119

Laboratériumunkban ezzel a modszerrel készitettiink L-
[1-*C]valint 60%-0s termeléssel ([1-'“Clizovalériansavra
szamolva).
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3. Abra. Optikailag aktiv aminosavak szintézise Oppolzer karbonsavas
modszerével.

i = ftaloil-diklorid; ii = NaH, HOpp; iii = NaN(SiMe,),, 1-nitrozo-1-klér-
ciklohexan, THF, -78 °C; iv = Zn, 1n HCI, ecetsav, 0 °C, 48 6ra; v = 1n
LiOH, 0 °C, 2 ¢ra.

Jelzéstechnikai szempontbol a Schollkopf és a glicines
Oppolzer modszer elsdsorban az oldallancban jelzett
aminosavak, mig a karbonsavas Oppolzer modszer
a gerincben jelzett aminosavak jelzésére alkalmas.
Természetesen a két elobbi mddszer is alkalmas a gerinc-
jelzésre, de a megfeleld jelzett prekurzorok (2, ill. 7)
eloallitasa elég koriilményes, és a hozam is elég alacsony.

2.1.3. A Schéllkopf és az Oppolzer médszerekkel
elé-allitott termékek optikai tisztasaganak
osszehasonlitasa

A Schollkopf és a glicines Oppolzer modszer Ossze-
hasonlitasat Lankiewicz és munkatarsail'® végezték el,
és azt talaltdk, hogy a két mddszer termelése nagyjabol
azonos volt, igy *C-izotdppal jelzett glicinb6l 32%, ill.
34%-o0s termeléssel allitottak eld jelzett leucint. A két
modszer kozotti alapvetd kiilonbség, hogy mig a Schollkopf
modszer esetén a termék ee-értéke 97-98 % volt, addig
az Oppolzer mddszer esetén 99,5% feletti ee-értékeket
kaptak. Ez a kiilonbség nem az alkilezési reakcid sztereo-
szelektivitasabol ered, az mindkét esetben nagyjabdl azonos.
A Schollkopf mddszer esetén az alkilezett termék (3) olaj,
addig az Oppolzer-termék (8) kristalyos, és az ee-érték
ennek atkristalyositasaval emelheto.

Ezekkel a modszerekkel az alabbi L-aminosavakat (illetve
ezeknek védett szarmazékait) allitottak eld: leucin,' alanin,™
fenilalanin,'®” tirozin.'°

A karbonsavas Oppolzer modszer gerincben, kiilondsen
a karboxilcsoportjan jelzett aminosavak eldallitasara
elényos, mivel az ezeknek megfeleld karbonsavak kénnyen
eléallithatok és kapcsolhatok az Oppolzer-reagenshez,
tovabbi védelemre nincs sziikség. Az eldallitott aminosavak
optikai tisztasaga (ee) minden tisztitds nélkil 97-99 %,
ha valamelyik kozti terméket atkristalyositjuk, vagy
kromatografaljuk, 99 % f6lé emelhetd.!! Ezzel a mddszer-
rel a kovetkez6 jelzett aminosavakat allitottak eld: alanin,!!
valin,"" leucin'' és fenilalanin."

2.1.4. Specialis modszerek

2.1.4.1.BC-jelzett lizin szintézise

Az oldallancban funkcids csoportot viseld aminosavak
és a prolin eloéallitasa bonyolultabb feladat. Gyakran

115 évfolyam, 3-4. szam, 2009.



120 Magyar Kémiai Folyéirat - Osszefoglalé kozlemények

természetes aminosavak atalakitasaval juthatunk el a kivant
aminosavhoz: erre példa a [6-'3C]lizin (20) szintézise'? (4.
abra), amely glutaminsavbol indul és 55%-os termeléssel
adja a kivant terméket. A szintézis hatranya, hogy a jelzetlen
alapvegytilet (17) eldallitasa elég bonyolult.
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4. Abra. C-jelzett lizin szintézise (*: PC-jelzés pozicibja).

i = CICOOE}, NEt,, THF, NaBH,, term.: 60%; ii = TsCl, piridin,
term.:84%; iii = Na®’CN, DMF, term.:55%; iv = H,, PtO, term.: 100%;
v =6n HCI, term.: 100%.
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5. Abra. “C-jelzett lizin és prolin szintézise.

i=n-BuLi, HMPA, THF, -78 °C, azutan 1-j6d-4-klér-butan, ill. 1-jéd-
3-klér-propan; ii = K-ftalimid, DMEF, 80 °C, 12 6ra; iii = 1n HCI, THF,
azutan LiOH, viz, THF, majd 3n HCI, 100 °C, 48 ¢ra; iv = In HCI, THF,
25 °C, 26 6ra; v = 1n LiOH, THF, 3,5 ¢6ra 25 °C.

2.1.4.2. B¥C-jelzett lizin és prolin szintézise

Egy masik, jelzett lizin és prolin eldallitasara alkalmas
modszert az 5. abra mutat.”? Ez a mar régebbr6l ismert 7
vegyliletbdl indul ki (amelyet tobbféleképpen is jeleztek),
ezt 1-j6d-4-klér-butannal, illetve 1-jod-3-klor-propannal
alkilezték, majd az igy kapott 21 intermediert ftalimiddel
reagaltatva, majd hidrolizalva lizinné (23) alakitottak
(termelés 32%), mig a hasonloan késziilt 21a intermediert
0,5 n sdésavval kezelve prolinna (25) ciklizaltak 62%-os ter-
meléssel (5. abra).

2.1.4.3. BC-jelzett L-glutaminsav és L-glutamin
eléallitasa

Természetesen mas modszerekkel is Ilehet optikailag
aktiv aminosavakat el6allitani, erre példa az L-[4-C]glu-
taminsav (34) és az L-[4-*C]glutamin (35) elballitisa a
Dellaria oxacinon'* sztereoszelektiv Michael-addicié-javal's
(6. abra). Ennek a szintézisnek a hossza reakcidsor és a
mérsékelt hozamok miatt inkabb csak elméleti jelentdsége
van.
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6. Abra B3C-jelzett L- glutaminsav és L- glutamin cloallitasa Dellaria

i= PhSO,Na, DMF, 3 nap 25 °C, 78%; ii = NaH, Mel, THF, 0 °C, 69%;

iii = NaH, PhSeBr, THF, HMPA, 0 °C, 88%; iv =H,0,, CH,CL, 0 °C, 15

perc, 100%; v = Dellaria oxacinon, NaHMDS, THF, -78 °C, 1 ¢ra, 49%;
= Sml,, THF, metanol, 0 °C, 1 dra, 65%; vii = HCI, etanol, 85 °C, 18

ora; viii = PdO, etanol, 49%.

2.1.4.4. BC-jelzett L-aszparaginsav eldallitasa

BC-jelzett aszparaginsavat jelzetlen L-szerinbdl kiindulva
allitottak el6'®. Boc-L-szerint laktonna alakitottak, majd a

laktongytir(it K'*CN-dal hasitottak és sosavval hidrolizalva
kaptak az L-[4-"*Claszparaginsavat (7. abra).
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7. Abra. BC-jelzett L-aszparaginsav eléallitasa.
i=Ph,P, THE, DMAD, -78 °C, term.: 55%; ii = K"*CN, DEAD, dimetil-
szulfoxid, 18-19 °C; iii = 6n HCI, reflux, 10 6ra.
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2.1.4.5. BC-jelzett L-szerin eléallitasa bioszintetikus
uton

BC-jelzett L-szerint bioszintetikus twton allitottak eld'’
jelzett glicinbdl, illetve metanolbol 45%-os, illetve 30%-o0s
termeléssel hidroximetiltranszferaz enzim segitségével. Az
eljaras gazdasagossagat javitja, hogy a be nem épiilt kiinduld
anyagok jelentds része visszanyerheto.

Az igy elballitott '*C-jelzett szerin tobb mas jelzett aminosav
alapanyaga lehet: a mar emlitett aszparaginsavé, valamint
enzimatikus aton ciszteint'® és triptofant'® lehet késziteni
beldle (mindkett6t triptofan szintetdz enzim segitségével),
benzilmerkaptan, ill. indol hozzaadasaval.

3."C-izotéppal jelzett aminosavak szintézise

Mint lathattuk, szinte az 0Osszes aminosav jelzését
megoldottak 3C-izotdppal, viszont a “C-izotdppal torténd
jelzések irodalma roppant szegényes, mind6ssze harom
kozlemény lelhetd fel, ezek kozil kettd korabbi munkaink
eredménye. A legrégebbi az L-o—boc-ow—Cbz-[guanidin-
Y4Clarginin (44) oa—boc-ornitinb6l (43) kiinduld jelzése?®
(8. abra).

Ismert médon®? [“Cltiokarbamidot (41) allitottunk eld, ezt
metileztiik, majd benziloxi-karbonil-szukcinimiddel kezelve
S-metil-N-Cbz-["*C]tiokarbamidot (42) kaptunk, amely
o—boc-ornitinnel (43) reagaltatva a tovabbi szintézisnek
megfeleld modon védett arginint (44) szolgaltatott 67%-o0s
termeléssel (Ba'*CO,-ra szamolva).

A masik két kozlemény az L-, illetve D-fenilalanin jelzését
irja le.

s
BaCO, — = BaN'CN ' 5 )k
HNT N,
a1

] Me
5/
H,N OH  + )\ _Cbz
NH H,N N
boc” H
43 42
NH
)\2 o] iv
Cbz._ M~
\N N/V%OH
H NH
boc”
44

8. Abra. L-a—boc-0—Cbz-[guanidin-""CJarginin szitézise

14C-jelzés pozicidja *-gal jelolve.

i=NH,, 800 °C, 6 6ra; ii = vizes Ba(OH),, H,S, 85 °C, 20 6ra;

iii = Me,SO,, 120 °C, 30 perc, majd Cbz-szukcinimid, viz, etanol, trietil-
amin, 20 perc, 25 °C; iv = etanol, viz, trietil-amin, 1,5 éra reflux.

Lee ¢és munkatarsai az L-[1-"*C]fenilalanint (50) a
karbonsavas Oppolzer mddszerhez hasonlo szintézissel
allitottak el6*® (9. abra). Ok az Evans-reagenst ((4S)-

4-benzil-2-oxazolidinon)  hasznaltdk  kirdlis  irdnyito
csoportként és di-terc-butil-azodikarboxilattal vitték be az
aminocsoportot. Az L-[1-"*C]fenilalanin (50) termelése 33%
volt Ba'*CO,-ra, és a termék kiralis HPLC szerint 1% D-
izomert tartalmazott.
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9. Abra. L-[1-1“C]fenilalanin szintézise.

i = oxalil-diklorid, benzol, 55°C, 4 dra, azutan litialt Evans-reagens,
THF, -78°C; ii = litium-diizopropilamid, THF, -78 °C, 30 perc, azutan
BocN=Nboc, THF, -78 °C, 1 6ra; iii = LiOH, viz, THEF, 0 °C, 24 ¢ra;
iv = trifluorecetsav, diklormetan, 4 éra 25 °C;

v = Raney Ni, hidrogén (50 psi), izopropanol, 21 éra.

A masik, laboratériumunkban kidolgozott eljaras’ a
glicines Oppolzer modszert alkalmazta a D-[3-'*C]fenil-
alanin eldallitasdhoz (10. abra). A konnyen eléallithatd
[7-"*C]benzoesavat  (51)  [7-'*C]benzilalkoholld  (52)
redukaltuk, ezt [7-"“C]lbenzilbromidda (53) alakitottuk,
majd a 7 Oppolzer-reagenst ezzel acilezve kaptuk a védett
fenilalanint (54), amelyrél a véddcsoportokat eltavolitva a
D-[3-"C]fenil-alanint (55) kaptuk.

Ezen az tton az L-[3-"C]fenilalanint is el6allitottunk
(R)- illetve (S)-kamforszulfonsavbol késziilt Oppolzer-
reagenst alkalmazva. A termelés mindkét esetben 40%
volt Ba*CO,-ra szdmolva. Az anyag optikai tisztasigat
Marfey modszerével? HPLC-n, és ennek modositasaval
VRK-mddszerrel is vizsgéltuk. A rossz izomer mennyisége
mindkét esetben a kimutathatdsagi hatar alatt volt, azaz
ee > 99 %.

o H - H H
i H i n
oy —= Pk —— Ph—X ——
OH OH Br

51 52 53

10. Abra. D-[3-"“C]fenilalanin szintézise.
i = diazometén, majd LiAIH, éterben; ii = cc.HBr, reflux, 1 6ra; iii = 7,
BuLi, THF, HMPA, -78 °C; iv = 1n HCI, majd 1n LiOH.

Az altalunk eldallitott, “C-izotéppal jelzett aminosavak
optikai tisztasaganak vizsgalatara kidolgozott, vékonyréteg-
kromatografias, modositott Marfey-mddszer’” (11. abra)
csaknem minden aminosav vizsgalatara alkalmas. A
vizsgalni kivant aminosavat vizes acetonban oldottuk,
trictilamint és a moddositott Marfey-reagens (56) acetonos
oldatat adtuk hozza, 30 percig allni hagytuk, majd a
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megfeleld szolvensben (leggyakrabban benzol — acetonitril
— ecetsav 90:5:5) futtatva a D- és L-izomerek jol lathato
sarga, kilonvalt foltokként jelentkeznek. D- és L-
fenilalanin esetén az R -értékek 0,6 €s 0,7 voltak. A médszer
radioszkenneléssel kvantitativvé teheto.

Pheg Me Ph_ Me Ph, Me
S ¢ c
H NH 7y &
&y H o “NH i H  "NH
F —= ON — O.N R
oN 2
% F N"~CcooH
& NO, NO,
NO, 56 57

11. Abra. A modositott Marfey-reagens.
i = dietiléter, NaHCO,, viz, 30 perc, 25 °C, azutén kromatografia;
ii = aminosav, aceton, 30 perc, azutan kromatografia.

A karbonsavas Oppolzer modszert az L-[1-"*C]valin (63)
elballitasanal (12. abra) alkalmaztuk (ezt '*C-izotoppal
torténd jelzésre mar el6zetesen leirtak').

- i 0 i O
MgBr + co, —!‘-)\)\ — —
*™0H

*Cl
58 59
(o] i i Q
iv
—M — *0pp —m- /L(LL\OP\O g
* “Opp _NH NH
HO €
60 61 62
) o
vi
—_— /]Yu*\OH
NH,
62

12. Abra. L-[1-1*C]valin szintézise.

i = dietiléter, 25 °C; ii = ftalsav-diklorid, 120 °C, 1 éra, kidesztillalas.;
iii = HOpp; MeLi, toluol, 25 °C, 16 6ra; iv = NaN(SiMe,),,
1-klér-1-nitrozo-ciklohexan, THF, -78 °C, 10 perc;

v =Zn, In HCI, ecetsav, 0 °C, 48 éra vi = In LiOH, THF, 0 °C, 2 6ra.

Izovaleriansavbdl (58) izovaleril-kloridot (59) készitettiink,
majd ezt kapcsoltuk az Oppolzer-reagenshez (60), amit
natrium  bisz-trimetilszilil-amiddal metallaltunk, majd
1-nitrozo-1-klér-ciklohexannal — hidroxilaminaltuk  (61).
A 61 vegyliletet Zn-sosav eleggyel 0 °C-on redukaltuk,
végiil az Oppolzer-reagenst hig LiOH-dal hasitottuk le. Az
anyag optikai tisztasagat a modositott Marfey modszerrel
vizsgaltuk (szolvens benzol — acetonitril — ecetsav 20:1:
1). D-izomer jelenlétét nem tudtuk detektalni, azaz ee >
99 %. Végiil az L-[1-"*C]valint (63) boc-L-[1-*C]valinként
izolaltuk 55%-os termeléssel Ba'*CO,-ra szdmolva.

4. Osszefoglalas
Kozleményiinkben megkiséreltiink attekintést adni az

optikailag aktiv aminosavak "“C-, illetve 'C-izotdpokkal
torténd  jelzésének lehetdségeirdl, ¢és a legjobban

bevalt, Oppolzer altal bevezetett kiralis segitdcsoport, a
kamforszultam alkalmazasi lehet6ségeirdl, valamint egyes
specialis esetekben jelzetlen aminosavak atalakitasardl
mas jelzett aminosavakka. Lathatjuk, hogy amig csaknem
mindegyik aminosav "“C-izotéppal torténd jelzését
megoldottak ¢és leirtak, addig a radioaktiv *C-izotoppal
torténd eljarasok igen ritkak, de a stabil izotdppal torténd
jelzések tobb-kevesebb nehézséggel radioaktiv jelzésre is
adaptalhatok. Ezt két példaval is illusztraltuk.
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Synthesis of optically active 1*C- and “C-labelled amino
acids

This article gives a review about the possibility of the synthesis of
the optically active '*C- and '“C-labelled amino acids. It shows the
application of a very usable chiral auxiliary, the Oppolzer reagent,
and in special cases the tranformation of unlabelled amino acids
to labelled ones. It can be seen that the labelling processes with
BC-isotope were described in the case of the most amino acids but
the radiocarbon labelled ones are very rare. We showed, that the
methods with stable isotopes can be adapted to radiocarbon.
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