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1. Die Ugi-5-Zentren-4-Komponentenreaktion der 2-Siloxycyclopropancarbonsédureester 53,
54 und 60 mit L-Phenylalanin 83 und den Isocyaniden 79 lieferte mit méiBigen bis guten
Diastereoselektivitdten verschiedene a-Acylaminoimide 84 sowie die funktionalisierten
Pyrrolidinone 85. Die besten Ausbeuten ergaben die Reaktionen von Siloxycyclopropan 54.
Die cyclisierten Produkte 85 konnten unter Verwendung einer Eintopfreaktionssequenz, einer

6-Zentren-4-Komponentenreaktion, in hoherer Ausbeute erhalten werden.

R! R? Ph
MeZSiO + + R3NC
H,N CO,H 7
COzMe
53, 54, 60 83
MeOH
-30°C— r.t.
R3
HN 0 Jiph NHR3
MeO,C N CO-M
e o N H 2vie MeOzC)ﬁ
84 85

| T

Toluene, reflux

2. Ausgehend von den Pyrrolidinonen 85e und 85¢g erhélt man Verbindungen vom Typ 86 und

die Carbonsaurederivate 87 und 88.
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3. Unterschiedliche 3-Aminoimidazo[1,2-a]pyridine 95 wurden unter Verwendung der Ugi-3-
Komponentenkondensation der Siloxycyclopropane 53, 54 und 60 mit 2-Aminopyridin 90

und vier verschidenen Isocyaniden 28 in méBiger bis guter Ausbeute synthetisiert.
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4. Die Produkte 95 konnten in weitere Verbindungen, z.B. die Lactame 100 und 103, die d-
Aminoester 101 und 102, die Carbonsduren 96, 104 und 106 und in die Verbindung 105

umgewandelt werden.
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5. Die neuen Bausteine wurden zur Synthese der Peptidomimetika 107 und 108 unter

Verwendung der entsprechenden Kupplungsreagenzien BOP und TFFH erfolgreich

eingesetzt.
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6. Die 2-Siloxycyclopropancarbonsidureester 53, 55 und 57 wurden auch als
Ausgangsverbindungen fiir die Gewald-Reaktion von Cyanoessigsdureestern mit Schwefel

zur Darstellung der 2-Aminothiophene 111 eingesetzt.

CO,R?
CO,R?

CN,S,DEA MeO,C ]\

CO,Me S NH;

Me;SiO R!

53, 55, 57 111

7. Die o6-Aminoester 111 konnten mit N-Boc-L-Alanin unter Bildung der Tripeptid-Analoga
119 gekuppelt werden. Die Verbindung 119d konnte auch in einer Eintopfreaktion ausgehend
vom Siloxycyclopropan 53 erhalten werden. Die basische Hydrolyse des Methylesters 119d
fiihrte zur freien Carbonsdure, die mit L-Alaninmethylester unter Bildung des Tetrapeptid-

Analogons 121 gekuppelt wurde.
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8. Die Aminogruppe der Verbindung 111d wurde N-Boc geschiitzt. Die sich anschlieende
basische Hydrolyse der Methoxycarbonylgruppe ergab eine N-Boc geschiitzte Carbonséure,
die mit dem d-Aminoester 111d unter Verwendung von TFFH in Gegenwart von DIEA zum
Tetrapeptid-Analogon 122 gekuppelt werden konnte. Basische Hydrolyse und Kupplung mit
111d ergab das Hexapeptid-Analogon 126.
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9. Die chemoselektive Entschiitzung der N-Boc-Gruppe mit

Trimethylsilyltrifluormethansulfonat in Gegenwart von 2,6-Lutidin und die Verseifung des

Esters mit Lithiumhydroxid ermdglichte die Darstellung der entschiitzten Tetra- und

Hexapeptid-Analoga 125 und 128. Versuche zur Cyclisierung des Trimers 128 mit TFFH in

Gegenwart von DIEA oder mit BOP in Gegenwart von DMAP fiihrten bisher nicht zum
Erfolg.
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10. Der &-Aminoester 111 wurde mit Verbindung 96, die eine Pyridinoimidazol-Einheit

enthélt, unter Verwendung von TFFH und DIEA zum Tetrapeptid-analogon 130 umgesetzt.
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