
I. £ÄÇÆÇÐËÇ
ºËÓÑÍÑ ÒÓËÏÇÐâÇÏÞÇ Ä ÐÂÔÕÑâÜÇÇ ÄÓÇÏâ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑ-
ÎÇÄÞÇ ÒÓÇÒÂÓÂÕÞ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐ (Sarc) ì 4-[ÃËÔ-(2-ØÎÑÓ-
àÕËÎ)ÂÏËÐÑ]-DL-×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆ (1) ì Ë ÏÇÎ-
×ÂÎÂÐ (Mel) ì 4-[ÃËÔ-(2-ØÎÑÓàÕËÎ)ÂÏËÐÑ]-L-×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐ
ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆ (2) ì ÃÞÎË ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ Ë ËÊÖÚÇÐÞ ÐÇÊÂÄË-
ÔËÏÑ Ë ÑÆÐÑÄÓÇÏÇÐÐÑ ÆÄÖÏâ ÅÓÖÒÒÂÏË ËÔÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎÇÌ Ä
³³³² Ë ¡ÐÅÎËË.

£ ³ÑÄÇÕÔÍÑÏ ³ÑáÊÇ, Ä ÒÓÑÆÑÎÉÇÐËÇËÇ ËÆÇË ­.¶.­ÂÓË-
ÑÐÑÄÂ ÑÃ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË ÐÇÊÂÏÇÐËÏÞØ ÏÇÕÂÃÑÎËÕÑÄ, Ä ÚÂÔÕ-

ÐÑÔÕË ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ, Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÐÑÔËÕÇÎÇÌ ÂÎÍËÎËÓÖáÜÇÌ
ÅÓÖÒÒËÓÑÄÍË ÃÞÎ ÔÑÊÆÂÐ ÒÓÇÒÂÓÂÕ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐ,1 Â ÇÅÑ àÐÂÐ-
ÕËÑÏÇÓÞ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ L- Ë D-×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐÑÄ ì Ä ¡ÐÅÎËË ÒÑÆ
ÓÖÍÑÄÑÆÔÕÄÑÏ ¶.¢ÇÓÅÇÎâ 2, 3 (D-àÐÂÐÕËÑÏÇÓ (3) ì ÏÇÆ×ÂÎÂÐ
(Med)).

°ÒËÓÂâÔß ÐÂ àÍÔÒÇÓËÏÇÐÕÂÎßÐÞÇ ÆÂÐÐÞÇ ÂÄÕÑÓÞ 2, 4 ÖÔÕÂ-
ÐÑÄËÎË, ÚÕÑ L-×ÑÓÏÂ (2) ÃÑÎÇÇ ÂÍÕËÄÐÂ, ÚÇÏ D-×ÑÓÏÂ (3).
£ÇÓÑâÕÐÑ, àÕÑ ÔÄâÊÂÐÑ Ô ÓÂÊÎËÚËÇÏ Ä ÕÓÂÐÔÒÑÓÕÇ ÔÕÇÓÇÑËÊÑ-
ÏÇÓÑÄ, ËØ ÃËÑØËÏËÚÇÔÍÑÌ ÕÓÂÐÔ×ÑÓÏÂÙËË Ä ÑÓÅÂÐËÊÏÇ (ÏÇÆ-
×ÂÎÎÂÐ ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÑ ÃÞÔÕÓÇÇ ÆÇÊÂÏËÐËÓÖÇÕÔâ D-ÂÏËÐÑÑÍÔË-
ÆÂÊÑÌ, ÚÇÏ ÏÇÎ×ÂÎÂÐ) Ë ÒÓËÓÑÆÑÌ ÑÒÖØÑÎÇÌ.5

µÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ, ÚÕÑ ÒÇÓÇÐÑÔ ÏÇÎ×ÂÎÂÐÂ Ä ÑÒÖØÑÎÇÄÖá
ÍÎÇÕÍÖ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ Ô ÒÑÏÑÜßá ÆÄÖØ ÔËÔÕÇÏ-ÒÇÓÇÐÑÔÚËÍÑÄ:
ÔËÔÕÇÏÑÌ L, ÒÑÔÓÇÆÔÕÄÑÏ ÍÑÕÑÓÑÌ ÑÔÖÜÇÔÕÄÎâÇÕÔâ ÕÓÂÐÔ-
ÒÑÓÕ ÎÇÌÙËÐÂ, ×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐÂ, ÕÓËÒÕÑ×ÂÐÂ, ÄÂÎËÐÂ, Ë ÔËÔÕÇ-
ÏÑÌ, ÔØÑÆÐÑÌ Ô ASC, ÑÔÖÜÇÔÕÄÎâáÜÇÌ ÕÓÂÐÔÒÑÓÕ ÂÎÂÐËÐÂ,
ÔÇÓËÐÂ Ë ÙËÔÕÇËÐÂ.6 ë 8 ¶ÂÓÏÂÍÑÍËÐÇÕËÍÂ 14³-ÏÇÚÇÐÞØ ÔÂÓÍÑ-
ÎËÊËÐÂ Ë ÏÇÎ×ÂÎÂÐÂ ÓÂÔÔÏÑÕÓÇÐÂ Ä ÑÃÊÑÓÇ 9, Â ÕÂÍÉÇ Ä
ÓÂÃÑÕÇ 10. ®ÇÎ×ÂÎÂÐ Ä ÍÎËÐËÍÇ ËÔÒÑÎßÊÖÇÕÔâ ÆÎâ ÎÇÚÇÐËâ ÕÇØ
ÉÇ ÑÒÖØÑÎÇÌ, ÚÕÑ Ë ÔÂÓÍÑÎËÊËÐ.11

£ÞÔÑÍÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ Ë ÏÇÎ×ÂÎÂÐÂ Ë ÖÔÒÇÛ-
ÐÑÇ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ ËØ Ä ÍÎËÐËÍÇ ÔÕËÏÖÎËÓÑÄÂÎË ÓÂÊÄËÕËÇ
ÐÑÄÑÅÑ ÐÂÒÓÂÄÎÇÐËâ Ä ØËÏËÑÕÇÓÂÒËË ÓÂÍÂ ì ÔËÐÕÇÊ Ë ËÊÖÚÇ-
ÐËÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ àÕËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ, Â ÕÂÍÉÇ ÔËÐÕÇÊ ÙËÕÑÕÑÍÔË-
ÚÇÔÍËØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÆÓÖÅËØ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ. ªÊÄÇÔÕÐÑ, ÚÕÑ
ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÞ Ë ÒÇÒÕËÆÞ ÒÓÑØÑÆâÕ ÚÇÓÇÊ ÏÇÏÃÓÂÐÞ ÑÒÖØÑ-
ÎÇÄÞØ ÍÎÇÕÑÍ Ä 4 ë 5 ÓÂÊ ÎÇÅÚÇ, ÚÇÏ ÚÇÓÇÊ ÐÑÓÏÂÎßÐÞÇ ÍÎÇÕÍË,12

ÒÑàÕÑÏÖ ÏÑÉÇÕ ÒÓÑËÔØÑÆËÕß ÍÖÏÖÎâÙËâ àÕËØ ÄÇÜÇÔÕÄ Ä
ÓÂÍÑÄÑÌ ÍÎÇÕÍÇ. ªÔØÑÆâ ËÊ àÕÑÅÑ, ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÞ Ë ÒÇÒÕËÆÞ
ÚÂÔÕÑ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÎË Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ äÒÇÓÇÐÑÔÚËÍÑÄã ÂÎÍËÎËÓÖá-
ÜËØ ÂÅÇÐÕÑÄ.
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£.±.¬ÓÂÔÐÑÄ. ¥ÑÍÕÑÓ ØËÏËÚÇÔÍËØ ÐÂÖÍ, ÊÂÄÇÆÖáÜËÌ ÎÂÃÑÓÂÕÑÓËÇÌ
ØËÏËË ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ ª°³ µÓ° ²¡¯. ´ÇÎÇ×ÑÐ (343 ë 2)49 ë 3057.
°ÃÎÂÔÕß ÐÂÖÚÐÞØ ËÐÕÇÓÇÔÑÄ: ÔËÐÕÇÊ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞØ ÔÑÇÆË-
ÐÇÐËÌ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ÒÓËÓÑÆÐÞØ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ.
¦.¡.¨ÆÂÐÑÄÂ.¬ÂÐÆËÆÂÕ ØËÏËÚÇÔÍËØ ÐÂÖÍ, ÐÂÖÚÐÞÌ ÔÑÕÓÖÆÐËÍ ÕÑÌ ÉÇ
ÎÂÃÑÓÂÕÑÓËË. °ÃÎÂÔÕß ÐÂÖÚÐÞØ ËÐÕÇÓÇÔÑÄ: ÔËÐÕÇÊ ÒÇÒÕËÆÑÄ, ÔÑÆÇÓ-
ÉÂÜËØ ÐÇÒÓËÓÑÆÐÞÇ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÞ Ë ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËÇ ËØ ÃËÑÎÑÅËÚÇ-
ÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË.
­.ª.³ÏËÓÐÑÄÂ. ¬ÂÐÆËÆÂÕ ØËÏËÚÇÔÍËØ ÐÂÖÍ, ÄÇÆÖÜËÌ ÐÂÖÚÐÞÌ
ÔÑÕÓÖÆÐËÍ °¯¸ ²¡®¯. ´ÇÎÇ×ÑÐ (095)111 ë 8295. °ÃÎÂÔÕß ÐÂÖÚÐÞØ
ËÐÕÇÓÇÔÑÄ: ÔËÐÕÇÊ Ë ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËâ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ËÊ
ÍÎÂÔÔÂ ÙËÕÑÕÑÍÔËÚÇÔÍËØ ÒÇÒÕËÆÑÄ.

¥ÂÕÂ ÒÑÔÕÖÒÎÇÐËâ 8 ×ÇÄÓÂÎâ 1995 Å.

µ¥¬ 547.466

³ËÐÕÇÊ Ë ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÂÏËÆÑÄ Ë ÒÇÒÕËÆÑÄ
4-[ÃËÔ-(2-ØÎÑÓàÕËÎ)ÂÏËÐÑ]-DL-, L- Ë D-×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐÂ

£.±.¬ÓÂÔÐÑÄ, ¦.¡.¨ÆÂÐÑÄÂ, ­.ª.³ÏËÓÐÑÄÂ

ªÐÔÕËÕÖÕ ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍÑÅÑ ÔËÐÕÇÊÂ µÓÂÎßÔÍÑÅÑ ÑÕÆÇÎÇÐËâ ²ÑÔÔËÌÔÍÑÌ ÂÍÂÆÇÏËË ÐÂÖÍ
620219 ¦ÍÂÕÇÓËÐÃÖÓÅ, ÖÎ. ³.¬ÑÄÂÎÇÄÔÍÑÌ, 20, ×ÂÍÔ (343 ë 2)44 ë 5954
°ÐÍÑÎÑÅËÚÇÔÍËÌ ÐÂÖÚÐÞÌ ÙÇÐÕÓ ²ÑÔÔËÌÔÍÑÌ ÂÍÂÆÇÏËË ÏÇÆËÙËÐÔÍËØ ÐÂÖÍ
115478 ®ÑÔÍÄÂ, ¬ÂÛËÓÔÍÑÇ ÛÑÔÔÇ, 24, ×ÂÍÔ (095)230 ë 3450

°ÃÊÑÓ ÒÑÔÄâÜÇÐ ÔËÐÕÇÊÖ Ë ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË ÂÏËÆÑÄ Ë ÒÇÒÕËÆÑÄ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÞ 4-[ÃËÔ-(2-
ØÎÑÓàÕËÎ)ÂÏËÐÑ]×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐÂ. ²ÂÔÔÏÑÕÓÇÐÞ ÒÑÆØÑÆÞ Í ÄÞÃÑÓÖ ÔÕÓÑÇÐËâ ÖÍÂÊÂÐÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ, ÑÃÇÔÒÇÚËÄÂáÜËÇ
ÒÑÄÞÛÇÐËÇ ËÊÃËÓÂÕÇÎßÐÑÔÕË ËØ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÑÅÑ ÆÇÌÔÕÄËâ
¢ËÃÎËÑÅÓÂ×Ëâ ì 131 ÔÔÞÎÍÂ.

°ÅÎÂÄÎÇÐËÇ
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II. N-¡ÙËÎßÐÞÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ
4-[ÃËÔ-(2-ØÎÑÓàÕËÎ)ÂÏËÐÑ]×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐÂ,
ËØ à×ËÓÞ, ÂÏËÆÞ Ë ÔÑÎË
¯ÇÍÑÕÑÓÞÇ ÔÄÇÆÇÐËâ Ñ ØËÏËË ÂÎÍËÎËÓÖáÜËØ ÒÓÇÒÂÓÂÕÑÄ, Ä
ÕÑÏ ÚËÔÎÇ ØËÏËË ÒÇÒÕËÆÑÄ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ, ÑÃÑÃÜÇÐÞ Ä ÓÂÐÐËØ
ÓÂÃÑÕÂØ 13, 14 Ë ÑÃÊÑÓÇ 12. ±ÑÔÍÑÎßÍÖ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐ ÑÃÎÂÆÂÇÕ
ÒÑÃÑÚÐÞÏ ÕÑÍÔËÚÇÔÍËÏ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ Ä ÑÕÐÑÛÇÐËË ÍÓÑÄÇÕÄÑÓÇ-
ÐËâ, ÃÞÎË ÒÓÇÆÒÓËÐâÕÞ ÒÑÒÞÕÍË ÒÑÄÞÔËÕß ËÊÃËÓÂÕÇÎßÐÑÔÕß
ÇÅÑ ÕÓÂÐÔÒÑÓÕÂ Ä ÑÒÖØÑÎÇÄÞÇ ÍÎÇÕÍË ÒÖÕÇÏ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÓÂÊ-
ÐÑÑÃÓÂÊÐÞØ N-ÂÙËÎßÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ: à×ËÓÑÄ, ÂÏËÆÑÄ Ë
ÅËÆÓÂÊËÆÑÄ. ¢ÑÎßÛÑÌ ÓâÆ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 4, ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÐÞØ
ÒÑÔÎÇ ÔÑÊÆÂÐËâ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ, ÑÒËÔÂÐ Ä ÑÃÊÑÓÇ 5.

±ÑÊÆÐÇÇ ÃÞÎÂ ÒÑÎÖÚÇÐÂ ÔÇÓËâ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Ô ÆÓÖÅËÏË
ÂÎË×ÂÕËÚÇÔÍËÏË Ë ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËÏË ÂÙËÎßÐÞÏË ÅÓÖÒÒÂÏË, Â
ÕÂÍÉÇ ÖÓÇÕÂÐÑÄÞÇ Ë ÔÖÎß×ÂÏËÆÐÞÇ ÂÐÂÎÑÅË ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ 5.15

¥Îâ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍËØ ËÔÒÞÕÂÐËÌ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÎË ÔÑÇÆËÐÇÐËâ
Ä ÄËÆÇ ÔÑÎÇÌ Ô àÕÂÐÑÎÂÏËÐÑÏ. £ÔÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ ØÂÓÂÍÕÇÓË-
ÊÖáÕÔâ ÏÇÐßÛÇÌ ÕÑÍÔËÚÐÑÔÕßá ÒÑ ÔÓÂÄÐÇÐËá Ô ÔÂÓÍÑÎËÊË-
ÐÑÏ. ¯ÂËÃÑÎÇÇ ÄÞÔÑÍÑÌ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá
ÑÃÎÂÆÂÇÕ N-ÂÙÇÕËÎÔÂÓÍÑÎËÊËÐ (5, R=CH3CO). °ÕÔÖÕÔÕÄÖÇÕ
ÚÇÕÍÂâ ÍÑÓÓÇÎâÙËâ ÏÇÉÆÖ ×ËÊËÍÑ-ØËÏËÚÇÔÍËÏË Ë ÃËÑÎÑÅË-
ÚÇÔÍËÏË ÔÄÑÌÔÕÄÂÏË ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ. ±Ñ-ÄËÆËÏÑÏÖ, ÃÑÎßÛÑÇ
ÊÐÂÚÇÐËÇ ËÏÇÇÕ ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕß Í ÏÇÕÂÃÑÎËÚÇÔÍËÏ ÒÓÇÄÓÂÜÇ-
ÐËâÏ. £ÑÊÏÑÉÐÑ, ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÄÞÓÂÉÇÐÂ
ÕÇÏ ÔËÎßÐÇÇ, ÚÇÏ ÎÇÅÚÇ ÒÓÇÒÂÓÂÕ ÒÑÆÄÇÓÅÂÇÕÔâ ÆÇÂÙËÎËÓÑÄÂ-
ÐËá in vivo.

³ ÙÇÎßá ËÊÖÚÇÐËâ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÞØ ÔÄÑÌÔÕÄ ÃÞÎÑ
ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÑ ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÑÇ ÚËÔÎÑ ÂÏËÆÑÄ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ,
ÐÂÒÓËÏÇÓ, ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ N-ÂÙÇÕËÎÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ 6, ÔÑÆÇÓÉÂ-
ÜËÇ ÑÔÕÂÕÍË ÔÕÓÇÒÕÑÙËÆÂ, ÖÓÑÔÖÎß×ÂÐÂ, ÔÖÎß×ÂÆËÏÇÊËÐÂ,
ÕÖÃÂÊËÆÂ, ÐÑÄÑÍÂËÐÂ, Â ÕÂÍÉÇ ÆËÂÎÍËÎÂÏËÐÑÂÎÍËÎÑÄÞÇ
à×ËÓÞ N-ÂÙÇÕËÎÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ.16

£ ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÒÇÓÇÐÑÔÚËÍÂ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ Ä ÑÒÖØÑÎÇÄÞÇ ÍÎÇÕÍË
ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐ ÑÔÕÂÕÑÍ 6-ÃÇÐÊËÎÕËÑ-9H-ÒÖÓËÐ-9-ËÎÖÍÔÖÔÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ. ±ÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ 7 ÒÑÎÖÚÇÐÑ ÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐËÇÏ 6-ÃÇÐ-
ÊËÎÕËÑÒÖÓËÐÂ àÕËÎÑÄÞÏ à×ËÓÑÏ N-(ÃÓÑÏÂÙÇÕËÎ)ÔÂÓÍÑÎË-
ÊËÐÂ. »ÇÎÑÚÐÑÇ ÑÏÞÎÇÐËÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ 7 ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÔÑÇÆË-
ÐÇÐËá 8.17

³ ÙÇÎßá ÖÏÇÐßÛÇÐËâ ÅÇÏÂÕÑÕÑÍÔËÚÇÔÍÑÅÑ ÆÇÌÔÕÄËâ ÔÂÓ-
ÍÑÎËÊËÐÂ ÊÂ ÔÚÇÕ ÄÄÇÆÇÐËâ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ ×ÇÓÓÑÙÇÐÂ ÔËÐÕÇÊËÓÑ-
ÄÂÐÞ ÏÇÕËÎÑÄÞÌ à×ËÓ Na-(×ÇÓÓÑÙÇÐÑËÎ)ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ (9) Ë
×ÇÓÓÑÙÇÐËÎÂÏËÆ N-ÂÙÇÕËÎÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ (10).18

CÑÚÇÕÂÐËÇ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÑÅÑ ÐÑÔËÕÇÎâ ÙËÕÑÕÑÍÔË-
ÚÇÔÍÑÌ ÅÓÖÒÒÞ Ë ÒÓËÐÙËÒÂ ÎÂÕÇÐÕÐÑÅÑ ÆÇÌÔÕÄËâ ËÔÒÑÎßÊÑ-
ÄÂÐÑ ÒÓË ÒÑÎÖÚÇÐËË ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØN-ÂÙÇÕËÎÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ Ë ÇÅÑ
ÒÇÒÕËÆÂ Ô 2-ÂÏËÐÑ-2-ÆÇÊÑÍÔË-1,3,4,6-ÕÇÕÓÂÂÙÇÕËÎ-D-ÅÎáÍÑ-
ÒËÓÂÐÑÊÑÌ 11, 12.19

³ÑÇÆËÐÇÐËâ 11, 12 ØÑÓÑÛÑ ÓÂÔÕÄÑÓËÏÞ Ä ÄÑÆÇ, ÑÃÎÂÆÂáÕ
ÏÇÐßÛÇÌ ÕÑÍÔËÚÐÑÔÕßá Ë ÐÇÔÍÑÎßÍÑ ÃÑÎÇÇ ÄÞÔÑÍÑÌ ÒÓÑÕË-
ÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá ÒÑ ÔÓÂÄÐÇÐËá Ô ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÑÏ.
CËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ ÓâÆ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 2-ÂÏËÐÑ-2-ÆÇÊÑÍÔË-D-ÅÎá-
ÍÑÒËÓÂÐÑÊÞ 13 ë 16 Ë 2-ÂÏËÐÑ-2-ÆÇÊÑÍÔË-D-ÏÂÐÐÑÊÞ 17, Ö

N

ClCH2CH2

ClCH2CH2

CH2 CH COR1

NHR2

4

R1 = OH, OCH3, OC2H5, OCH2C6H5, OC3H7-i, NH2,

NHC2H5, NHC6H11-cyclo, NHNH2 Ë Õ.Æ.;

R2 = H, CHO, CH3CO, CH3CH2CO, CH3(CH2)2CO,

CH3(CH2)3CO, CH3(CH2)14CO, CH3(CH2)16CO,

HOOC(CH2)2CO, ClCH2CO, ICH2CO,

p-(ClCH2CH2)2NC6H4CH2CO, ÐËÍÑÕËÐÑËÎ,

ÕÇÕÓÂÙËÍÎËÐÏÇÕËÎÇÐ, ÑÍÔËÕÇÕÓÂÙËÍÎËÐÏÇÕËÎÇÐ Ë Õ.Æ.

N

ClCH2CH2

ClCH2CH2

CH2 CH COOH

NHR
5

R= CH3CO, C5H11CO, C8H17CO, C11H23CO, C6H5CH2CO,

C6H5CO, sec-C4H9OCO, C6H5OCO, p-CH3C6H4SO2

6

N

ClCH2CH2

ClCH2CH2

CH2 CH COR

NHCOCH3

R=NH SO2NH2 , NH SO2NHCONH2 ,

NH SO2NH

N

N

CH3

CH3

, N ,NHNHCO

NH COOCH2CH2N(CH2CH3)2 , OCH2CH2N(CH3)2 ,

OCH2CH2N(C2H5)2 , NOCH2CH2 ,

ONOCH2CH2

N

N

N

N

SCH2C6H5

CH2CO Sarc OR
7, 8

R= C2H5 (7), H (8)

Fc CO Sarc OCH3 ; Ac-Sarc NH Fc

9 10

Fc ì ×ÇÓÓÑÙÇÐËÎ

O

CH2OAc

OAc

OAc

NHR

AcO

11, 12

R=Ac-Sarc (11), Ac-Sarc7DL-Val (12)

1122 £.±.¬ÓÂÔÐÑÄ, ¦.¡.¨ÆÂÐÑÄÂ, ­.ª.³ÏËÓÐÑÄÂ



ÍÑÕÑÓÞØ ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÂ ÂÙËÎËÓÑÄÂÐÂ N-ÂÙÇÕËÎÔÂÓÍÑÎËÊËÐÑÏ
ËÎË ÔÑÆÇÓÉÂÜËÏ ÇÅÑ ÒÇÒÕËÆÑÏ.20 ³ÑÇÆËÐÇÐËâ 13 ë 17 ÑÃÎÂ-
ÆÂáÕ ÔÎÂÃÞÏ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÞÏ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ.

³ÂÓÍÑÎËÊËÐÑÄÞÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 1-ÏÇÕËÎÂÏËÐÑ-1-ÆÇÊÑÍÔË-
ÒÑÎËÂÕÑÏÐÞØ ÔÒËÓÕÑÄ (1-ÏÇÕËÎÂÏËÐÑ-1-ÆÇÊÑÍÔË-D-ÅÎáÙËÕÂ,
-D-ÅÂÎÂÍÕËÕÂ, -D-ÏÂÐÐËÕÂ, -L-ÂÓÂÃËÐËÕÂ) 18 ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÂÐÅË-
ÆÓËÆÐÞÏÏÇÕÑÆÑÏ ËÎË ÏÇÕÑÆÑÏ ÔÏÇÛÂÐÐÞØ ÂÐÅËÆÓËÆÑÄ.20, 21

µÔÕÂÐÑÄÎÇÐÂ ÄÊÂËÏÑÔÄâÊß ÏÇÉÆÖ ÔÕÓÖÍÕÖÓÑÌ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Ë ËØ
ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá. ¯ÂËÃÑÎßÛÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÒÑÍÂ-
ÊÂÎË ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ D-ÅÂÎÂÍÕËÕÂ Ë D-ÏÂÐÐËÕÂ. ±Ñ ÔÒÇÍÕÓÖ
ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÑÅÑ ÆÇÌÔÕÄËâ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 18 ÃÎËÊÍË Í ÔÂÓÍÑ-
ÎËÊËÐÖ. £ ÑÕÎËÚËÇ ÑÕ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ ÄÔÇ ÄÇÜÇÔÕÄÂ ÒÓÑâÄÎâÎË
ÏËÐËÏÂÎßÐÖá à××ÇÍÕËÄÐÑÔÕß ÒÓË ÎÇÌÍÑÊÇ Ë ÐÂËÃÑÎßÛÖá ÐÂ
ÒÎÂÊÏÑÙËÕÑÏÇ ®°²³-406.

¥Îâ ÕÑÅÑ ÚÕÑÃÞ ÆÂÐÐÞÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÓÂÔÕÄÑÓâÎËÔß Ä ÄÑÆÇ,
ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÔÑÎËN-ÂÙÇÕËÎÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ Ô ÂÏËÐÑÒÓÑËÊÄÑÆ-
ÐÞÏË ÒÇÓÇÚËÔÎÇÐÐÞØ ÄÞÛÇ ÏÐÑÅÑÂÕÑÏÐÞØ ÔÒËÓÕÑÄ 19.22

¡ÙÇÕËÎßÐÞÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÒÑÍÂÊÂÎË ÐËÊÍÖá ÕÑÍÔËÚÐÑÔÕß
Ë ÒÓÑâÄËÎË ÐÂËÃÑÎßÛÖá ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß Ä
ÑÕÐÑÛÇÐËË ÒÎÂÊÏÑÙËÕÑÏÞ®°²³-406.

²ÂÊÐÑÑÃÓÂÊÐÂâ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ
3,6-ÂÍÓËÆËÐÑÄ ÒÑÔÎÖÉËÎÂ ÑÔÐÑÄÂÐËÇÏ ÆÎâ ÔËÐÕÇÊÂ ÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËâ 20.23

£ ÔÄâÊË Ô ÕÓÑÒÐÑÔÕßá ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 1,1-ÆË×ÑÔ×ÑÐÑÄÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ Í ÍÑÔÕÐÑÌ ÕÍÂÐË ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ ÓâÆ ÂÏËÆÑÄ ÏÇÎ×Â-
ÎÂÐÂ (21), ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÆÄÂ ÑÔÕÂÕÍÂ ×ÑÔ×ÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ,

ÍÑÕÑÓÞÇ ÑÃÎÂÆÂáÕ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá Ä ÑÕÐÑ-
ÛÇÐËË ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ÑÒÖØÑÎÇÌ.24

µÍÂÊÂÐÐÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ, Â ÕÂÍÉÇ ËØ ÕÇÕÓÂàÕËÎÑÄÞÇ à×ËÓÞ Ë
ÐÂÕÓËÇÄÞÇ ÔÑÎË ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÞ ÒÓË ÎÇÚÇÐËË
ÒÎÑÕÐÞØ ÑÒÖØÑÎÇÌ, ÕÂÍËØ ÍÂÍÏÐÑÉÇÔÕÄÇÐÐÂâÏËÇÎÑÏÂ, ÑÔÕÇÑ-
ÔÂÓÍÑÏÂ, ÍÂÓÙËÐÑÏÂ ÏÑÎÑÚÐÑÌ ÉÇÎÇÊÞ, âËÚÐËÍÑÄ, Â ÕÂÍÉÇ
ÒÓË ÎÇÌÍÇÏËË Ë ÎËÏ×ÑÏÂØ. £ÇÜÇÔÕÄÂ ØÂÓÂÍÕÇÓËÊÖáÕÔâ ÄÞÔÑ-
ÍËÏ ÕÇÓÂÒÇÄÕËÚÇÔÍËÏ ËÐÆÇÍÔÑÏ, ÐËÊÍÑÌ ÕÑÍÔËÚÐÑÔÕßá, ØÑÓÑ-
ÛÇÌ ÓÂÔÕÄÑÓËÏÑÔÕßá Ä ÄÑÆÇ, ÚÕÑ ÆÂÇÕ ÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕß ËÔÒÑÎß-
ÊÑÄÂÕß ËØ ÆÎâ ÒÂÓÇÐÕÇÓÂÎßÐÑÅÑ Ë ÑÓÂÎßÐÑÅÑ ÄÄÇÆÇÐËâ.

¡ÙÇÕËÎÏÇÎ×ÂÎÂÐ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÎÔâ Ä ÚËÔÎÇ ÆÓÖÅËØ ÙËÕÑÔÕÂ-
ÕËÍÑÄ ÆÎâ ÔËÐÕÇÊÂ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ (ÐÂÒÓË-
ÏÇÓ, 22), ÑÃÎÂÆÂáÜËØ ÔÓÑÆÔÕÄÑÏ Í ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏ ÔÕÇÓÑËÆÐÞØ
ÅÑÓÏÑÐÑÄ.25

¯ËÊÛËÇ à×ËÓÞ 23 ÏÂÎÑ ÑÕÎËÚÂáÕÔâ ÑÕ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ ÒÑ
ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË Ë ÕÑÍÔËÚÐÑÔÕË.5 ÕÓÇÕ-¢ÖÕË-
ÎÑÄÞÇ à×ËÓÞ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ (23, R1=R2=R3=CH3) ËÔÒÑÎß-
ÊÑÄÂÎËÔß Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÕÇÓÂÒÇÄÕËÚÇÔÍÑÅÑ ÔÓÇÆÔÕÄÂ ÆÎâ ÒÓÇÆÑÕ-
ÄÓÂÜÇÐËâ ÄÑÊÐËÍÐÑÄÇÐËâ ÏÇÕÂÔÕÂÊÑÄ Ä ÅÑÎÑÄÐÑÏ ÏÑÊÅÇ.26

°ÆËÐ ËÊ ÓÂÆËÍÂÎÑÄ R1 ëR3 ÏÑÉÇÕ ÃÞÕß ÅÂÎÑÅÇÐÂÎÍËÎÑÏ.

III. ¥Ë- Ë ÕÓËÒÇÒÕËÆÞ ÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÑÄ 4-[ÃËÔ-(2-
ØÎÑÓàÕËÎ)ÂÏËÐÑ]×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐÂ
£ÇÔßÏÂ ÒÎÑÆÑÕÄÑÓÐÞÏ Ä ÒÑÄÞÛÇÐËË ËÊÃËÓÂÕÇÎßÐÑÔÕË ÒÓÑ-
ÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÑÅÑ ÆÇÌÔÕÄËâ 4-[ÃËÔ-(2-ØÎÑÓàÕËÎ)ÂÏËÐÑ]×ÇÐËÎ-
ÂÎÂÐËÐÂ ÔÕÂÎÑ ÐÂÒÓÂÄÎÇÐËÇ, ÔÄâÊÂÐÐÑÇ Ô ÒÑÎÖÚÇÐËÇÏ ÇÅÑ
ÒÇÒÕËÆÑÄ.ç ¢ÎÂÅÑÆÂÓâ ÆÑÔÕÖÒÐÑÔÕË ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ ÃÞÎÑ ÒÓÑ-
ÄÇÆÇÐÑ ÃÑÎßÛÑÇ ÍÑÎËÚÇÔÕÄÑ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËÌ ÒÑ ÔËÐÕÇÊÖ ÒÇÒÕË-
ÆÑÄ ÐÂ ÇÅÑ ÑÔÐÑÄÇ ÍÂÍ Ô ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞÏË, ÕÂÍ Ë Ô

13 ë 16

O

CH2OH

OH

NHR

HO

O

CH2OH

OH

HO

RNH

17

R=Ac-Sarc (13),

Ac-Sarc7Leu (15),

Ac-Sarc7Val (14),

Ac-Sarc7Gly7Gly (16)

R = Ac-Sarc (17)

OH OH

R=Ac,

O

O

n= 3, 4;

R-Sarc N (CHOH)n

CH3 18

CH2OH

n= 3, 4

Ac-Sarc .HN (CHOH)n CH2OH

CH3

19

N(CH3)2N N(CH3)2

NHNH
Ac-Sarc Ac-Sarc

20

X-Mel N

R

A C

PO(OH)2
PO(OH)2
Y

21

A=7(CH2)n7, n= 275;

CH (CH2)2

CH3

(CH2)2 ;;

R = CH3, H; X = HCO, (CH3)3COCO, H; Y = OH, H

( )m

(CH2)2 , m= 1, 2;

C2H5

CCH3O

OCOCH3

O NHAc

Ac-Mel NH

(CH2)6

CHCH2C

22

N

ClCH2CH2

ClCH2CH2

CH2 CH

NH2

COO C

R1

R2

R3

23

R1 ëR3 = H, Cl, Br, F, I, Alk(C1 ëC3)

ç ©Â ËÔÍÎáÚÇÐËÇÏ ÑÔÑÃÑ ÖÍÂÊÂÐÐÞØ ÔÎÖÚÂÇÄ Ë ÍÓÑÏÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 1 Ë 3,
ÄÔÇ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÞ ÑÕÐÑÔâÕÔâ Í L-ÓâÆÖ.
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ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍËÏË ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÂÏË (ÒÓË àÕÑÏ ÒÑÎÖÚÂÎË ÔÏÇÔË
ÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÑÄ). £ ÓÂÐÐËØ ÓÂÃÑÕÂØ ÔÑÆÇÓÉÂÐËÇ ÔÕÇÓÇÑËÊÑ-
ÏÇÓÑÄ Ä ÔÏÇÔâØ ÐÇ ÑÒÓÇÆÇÎâÎÑÔß, ØÑÕâ Ë ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ
ËÐÕÇÓÇÔÐÞÇ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÞ ÒÓË ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËË ËØ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ
ÂÍÕËÄÐÑÔÕË. ²ÂÊÓÂÃÑÕÍÂ ÏÇÕÑÆÑÄ ÔËÐÕÇÊÂ ÒÇÒÕËÆÑÄ, ÄÍÎá-
ÚÂáÜËØ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐ, ÃÞÎÂ ÑÃÝÇÍÕËÄÐÑ ÑÒÓÂÄÆÂÐÂ, ÒÑÔÍÑÎß-
ÍÖ ÒÓË ÒÑÎÖÚÇÐËË ÒÑÕÇÐÙËÂÎßÐÞØ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞØ
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÐÇÓÇÆÍÑ ÄÐÂÚÂÎÇ ÄÞÆÇÎâÎË ÔÏÇÔß ÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇ-
ÓÑÄ, Â ÊÂÕÇÏ, Ä ÔÎÖÚÂÇ ÄÞâÄÎÇÐËâ ÄÞÔÑÍÑÌ ×ËÊËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ
ÂÍÕËÄÐÑÔÕË, ÓÂÊÆÇÎâÎË ÔÏÇÔß ÐÂ ËÐÆËÄËÆÖÂÎßÐÞÇ ÔÕÇÓÇÑËÊÑ-
ÏÇÓÞ. ²ÂÊÓÂÃÑÕÂÐÐÞÇ ÆÎâ ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍËØ ÔÏÇÔÇÌ ÏÇÕÑÆÞ
ÔÑÊÆÂÐËâ ÒÇÒÕËÆÐÑÌ ÔÄâÊË, ËÊÃËÓÂÕÇÎßÐÑÅÑ ÖÆÂÎÇÐËâ ÊÂÜËÕ-
ÐÞØ ÅÓÖÒÒ Ë Õ.Æ. ÐÇ ÒÑÕÇÓâÎË ÊÐÂÚÇÐËâ ÆÑ ÐÂÔÕÑâÜÇÅÑ
ÄÓÇÏÇÐË.

³ËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÑ Ë ËÊÖÚÇÐÑ ÃÑÎßÛÑÇ ÍÑÎËÚÇÔÕÄÑ ÒÇÒÕËÆÑÄ
ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ, Ä ÍÑÕÑÓÞØ ÑÐ âÄÎâÇÕÔâ N- ËÎË C-ÍÑÐÙÇÄÑÌ
ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÑÌ ËÎË ÐÂØÑÆËÕÔâ Ä ÔÇÓÇÆËÐÇ ÙÇÒË.5 £ ÑÃÊÑÓÇ 5

ÑÒËÔÂÐÞ ÕÂÍÉÇ ÒÇÒÕËÆÞ Ô ÏÇÎ×ÂÎÂÐÑÏ.
¢ÑÎßÛÑÌ ÙËÍÎ ÓÂÃÑÕ ÒÑ ÔËÐÕÇÊÖ ÆËÒÇÒÕËÆÑÄ, ÒÑÎÖÚÇÐËá

ÑÕÆÇÎßÐÞØ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ, ÂÐÂÎËÊÖ ËØ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÐÑÌ
ÚËÔÕÑÕÞ Ë ËÊÖÚÇÐËá ÄÊÂËÏÑÔÄâÊË ÏÇÉÆÖ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ
ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Ë ËØ ÔÕÓÑÇÐËÇÏ ÄÞÒÑÎÐÇÐ ÒÑÆ
ÓÖÍÑÄÑÆÔÕÄÑÏ ¦.¯.ºÍÑÆËÐÔÍÑÌ. °ÔÑÃÑÇ ÏÇÔÕÑ ÔÓÇÆË ÒÇÒÕË-
ÆÑÄ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ ÊÂÐËÏÂáÕ ÆËÒÇÒÕËÆÞ ÔN-ÂÙÇÕËÎÔÂÓÍÑÎËÊË-
ÐÑÏ ÐÂ N-ÍÑÐÙÇ. °ÍÂÊÂÎÑÔß, ÚÕÑ ËÏÇÐÐÑ ÆËÒÇÒÕËÆÞ
N-ÂÙÇÕËÎÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ ÑÃÎÂÆÂáÕ ÃÑÎßÛÑÌ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇ-
ÄÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá Ë Ä ÕÑ ÉÇ ÄÓÇÏâ ÆÇÌÔÕÄÖáÕ ÃÑÎÇÇ ËÊÃËÓÂ-
ÕÇÎßÐÑ, ÚÇÏ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐ ËÎË ÇÅÑ ÆËÒÇÒÕËÆÞ ÔÑ cÄÑÃÑÆÐÑÌ,
×ÑÓÏËÎËÓÑÄÂÐÐÑÌ ËÎË ÃÇÐÊÑËÎËÓÑÄÂÐÐÑÌ ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÑÌ.
±ÇÓÄÞÌ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÐÞÌ Ë ËÊÖÚÇÐÐÞÌ ÒÇÒÕËÆ ì àÕËÎÑÄÞÌ
à×ËÓ N-ÂÙÇÕËÎÔÂÓÍÑÎËÊËÎ-DL-ÄÂÎËÐÂ (ÂÔÂÎËÐ, 24),27 ÐÂÛÇÆ-
ÛËÌ ÒÓËÏÇÐÇÐËÇ Ä ÒÓÂÍÕËÚÇÔÍÑÌ ÑÐÍÑÎÑÅËË, ÃÞÎ ÒÑÎÖÚÇÐ
ÆËÙËÍÎÑÅÇÍÔËÎÍÂÓÃÑÆËËÏËÆÐÞÏ (¥¸¤¬) ÏÇÕÑÆÑÏ.

Ac-Sarc7DL-Val-OC2H5 (24),
Ac-Sarc7Phe-OC2H5 (25),
Ac-Sarc7DL-Met-OC2H5 (26),
Ac-Sarc7Met-OC2H5 (27),
Ac-Sarc7DL-Trp-OC2H5 (28),
Ac-Sarc7DL-Ser-OC2H5 (29),
Ac-Sarc7DL-Asp(OC2H5)2 (30),
Ac-Sarc7Asp-(OC2H5)2 (31),
Ac-Sarc7DL-Asp(OCH2C6H5)2 (32),
Ac-Sarc7DL-Asp(OH)2 (33)

¡ÐÂÎÑÅËÚÐÑ ÃÞÎË ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ àÕËÎÑÄÞÇ à×ËÓÞ ÆËÒÇÒ-
ÕËÆÑÄ N-ÂÙÇÕËÎÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ ÍÂÍ Ô ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍËÏË (ÏÇÕËÑÐË-
ÐÑÏ, ÙËÔÕÇËÐÑÏ, ×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐÑÏ, ÂÎÂÐËÐÑÏ),27 ÕÂÍ Ë Ô
ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞÏË ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÂÏË (L-×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐÑÏ
(ÂÔÂ×ÂÐ, 25), L-ÏÇÕËÑÐËÐÑÏ (ÂÔÂÏÇÕ, 27)). °ÒËÔÂÐ28 ÔËÐÕÇÊ
ÓâÆÂ ÒÇÒÕËÆÑÄ N-ÂÙÇÕËÎÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ ÏÇÕÑÆÑÏ ÔÏÇÛÂÐÐÞØ
ÂÐÅËÆÓËÆÑÄ Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ ØÎÑÓÂÐÅËÆÓËÆÂ ËÊÑÄÂÎÇÓËÂÐÑ-
ÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ. ¿ÕËÏ ÏÇÕÑÆÑÏ ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÆËÒÇÒÕËÆÞ 24 ë 33 Ô
DL-ÄÂÎËÐÑÏ, L-×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐÑÏ, DL- Ë L-ÏÇÕËÑÐËÐÑÏ,
DL-ÔÇÓËÐÑÏ, L- Ë DL-ÂÔÒÂÓÂÅËÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÑÌ. £ÒÑÔÎÇÆ-
ÔÕÄËË ÂÔÂÎËÐ, ÂÔÂ×ÂÐ, ÂÔÂÏÇÕ, ÂÔÂÎÇÌ (àÕËÎÑÄÞÌ à×ËÓ
N-ÂÙÇÕËÎÔÂÓÍÑÎËÊËÎ-L-ÎÇÌÙËÐÂ), ÂÔÕËÓÑÐ (àÕËÎÑÄÞÌ à×ËÓ
N-ÂÙÇÕËÎÔÂÓÍÑÎËÊËÎ-L-ÕËÓÑÊËÐÂ) ÔÕÂÎË ÒÓÇÆÏÇÕÑÏ ÃÑÎÇÇ
ÅÎÖÃÑÍÑÅÑ ËÊÖÚÇÐËâ Ô ÙÇÎßá ÄÐÇÆÓÇÐËâ ÎÖÚÛÇÅÑ ËÊ ÐËØ Ä
ÑÐÍÑÎÑÅËÚÇÔÍÖá ÒÓÂÍÕËÍÖ.

±ÓÑÄÇÆÇÐÑ ÔÓÂÄÐËÕÇÎßÐÑÇ ËÊÖÚÇÐËÇ ÕÑÍÔËÚÐÑÔÕË ÂÔÂÎËÐÂ,
ÂÔÂÎÇâ Ë ÂÔÕËÓÑÐÂ ÒÓË ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÒÖÕâØ ÄÄÇÆÇÐËâ.29 °ÐË
ÑÍÂÊÂÎËÔß ÃÎËÊÍË ÏÇÉÆÖ ÔÑÃÑÌ ÒÑ ÕÑÍÔËÚÇÔÍÑÏÖ ÄÑÊÆÇÌ-
ÔÕÄËá ÐÂ ÑÓÅÂÐËÊÏ. ¡ÔÂÎËÐ Ë ÂÔÂÎÇÌ ÑÍÂÊÞÄÂáÕ ÏÇÐÇÇ
ÄÞÓÂÉÇÐÐÑÇ ÖÅÐÇÕÂáÜÇÇ ÆÇÌÔÕÄËÇ ÐÂ ÍÓÑÄÇÕÄÑÓÐÖá ÔËÔÕÇÏÖ
ÒÑ ÔÓÂÄÐÇÐÇËá Ô ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÑÏ.30 £ÔÇÔÕÑÓÑÐÐÇ ËÊÖÚÇÐ ÏÇØÂ-
ÐËÊÏ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÑÅÑ ÆÇÌÔÕÄËâ ÂÔÂÎËÐÂ Ë ÂÔÂÎÇâ,31, 32 ËØ
ÄÎËâÐËÇ ÐÂ ËÏÏÖÐÐÖá ÔËÔÕÇÏÖ.33, 34 ªÔÔÎÇÆÑÄÂÐÑ ÆÇÌÔÕÄËÇ
ÂÔÂÎËÐÂ ÐÂ ÍÓÑÄÇÕÄÑÓÇÐËÇ,35 ë 38 ÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÞÌ ÏÇØÂÐËÊÏ
ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÑÅÑ ÆÇÌÔÕÄËâ,39 ë 41 ÄÑÊÆÇÌÔÕÄËâ ÐÂ ×ÖÐÍÙËÑ-

ÐÂÎßÐÑÇ ÔÑÔÕÑâÐËÇ ÏÇÏÃÓÂÐ ÏËÕÑØÑÐÆÓËÌ in vivo,42 ÏÖÕÂÅÇÐ-
ÐÑÇ ÆÇÌÔÕÄËÇ.43 ¥Îâ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËÌ ×ÂÓÏÂÍÑÍËÐÇÕËÍË ÓÂÊ-
ÓÂÃÑÕÂÐ ÏÇÕÑÆ ÔËÐÕÇÊÂ 14³-ÏÇÚÇÐÑÅÑ ÂÔÂÎÇâ, ÔÑÆÇÓÉÂÜÇÅÑ
ÏÇÕÍÖ ÎËÃÑ Ä ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÑÄÑÏ, ÎËÃÑ Ä ÎÇÌÙËÐÑÄÑÏ ÑÔÕÂÕÍÇ.44

±ÓÇÒÂÓÂÕ ÂÔÂÎËÐ ÒÓÑÛÇÎ ÍÎËÐËÚÇÔÍËÇ ËÔÒÞÕÂÐËâ Ë ÃÞÎ
ÓÇÍÑÏÇÐÆÑÄÂÐ ÆÎâ ÎÇÚÇÐËâ ÏËÇÎÑÏÐÑÌ ÃÑÎÇÊÐË, ÎËÏ×Ñ- Ë
ÓÇÕËÍÖÎÑÔÂÓÍÑÏÞ, ÔÇÏËÐÑÏÞ âËÚÍÂ. ¯ÂËÃÑÎßÛÇÇ ÒÓÂÍÕËÚÇÔ-
ÍÑÇ ÒÓËÏÇÐÇÐËÇ ÂÔÂÎËÐÏÑÉÇÕ ËÏÇÕß Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÎÇÍÂÓÔÕÄÂ ÒÓË
ÎÇÚÇÐËË ÑÒÖØÑÎÇÌ Ö ÃÑÎßÐÞØ Ô âÄÎÇÐËâÏË ÖÏÇÓÇÐÐÑÅÑ ÖÅÐÇÕÇ-
ÐËâ ÅÇÏÑÒÑÓÇÊÂ ÒÑÔÎÇ ÎÖÚÇÄÑÌ ÕÇÓÂÒËË Ë ÒÓËÏÇÐÇÐËâ ÂÎÍËÎË-
ÓÖáÜËØ ÂÅÇÐÕÑÄ.11

³ ÙÇÎßá ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÄÑÆÑÓÂÔÕÄÑÓËÏÞØ ÆËÒÇÒÕËÆÑÄ N-ÂÙÇ-
ÕËÎÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ ÒÓÇÆÎÑÉÇÐ ÏÇÕÑÆ ÆÇÃÎÑÍËÓÑÄÂÐËâ ÍÂÓÃÑÍ-
ÔËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ ÒÖÕÇÏ ÜÇÎÑÚÐÑÅÑ ÑÏÞÎÇÐËâ Ä ÏâÅÍËØ
ÖÔÎÑÄËâØ ËØ ÏÇÕËÎÑÄÞØ Ë àÕËÎÑÄÞØ à×ËÓÑÄ.45 ¢ËÔ-(2-ØÎÑÓ-
àÕËÎ)ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÂ Ä àÕËØ ÖÔÎÑÄËâØ ÐÇ ÊÂÕÓÂÅËÄÂÇÕÔâ. ¥ÂÐ-
ÐÞÏ ÏÇÕÑÆÑÏ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÆËÒÇÒÕËÆÞ Ô DL-ÄÂÎËÐÑÏ,
DL-ÕÓËÒÕÑ×ÂÐÑÏ, L-×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐÑÏ, L-ÏÇÕËÑÐËÐÑÏ Ë
L-ÎÇÌÙËÐÑÏ.

®ÇÕÑÆ ÔÏÇÛÂÐÐÞØ ÂÐÅËÆÓËÆÑÄ Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ ÏÇÕË-
ÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ ØÎÑÓÖÅÑÎßÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÃÞÎ ÒÓËÏÇÐÇÐ ÆÎâ
ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÏÑÆË×ËÙËÓÑÄÂÐÐÞØ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÑÏ ÍÂÓÐÑÊËÐÂ,
ÅÑÏÑÍÂÓÐÑÊËÐÂ Ë ÂÐÔÇÓËÐÂ (34 ë 38).46

Ac-Sarc7b-Ala-OH (34),
Ac-Sarc7g-Abu-OH (35),
Ac-Sarc7b-Ala7His-OH (36),
Ac-Sarc7b-Ala7Nim-Me-His-OH (37),
Ac-Sarc7g-Abu7His-OH (38)

°ÒËÔÂÐ ÕÄÇÓÆÑ×ÂÊÐÞÌ ÔËÐÕÇÊ ÒÇÒÕËÆÑÄ 39 ë 41, ÂÐÂÎÑÅÑÄ
ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 36, Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ N,N 0-ÍÂÓÃÑÐËÎÆËËÏËÆ-
ÂÊÑÎÂ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÍÑÐÆÇÐÔËÓÖáÜÇÅÑ ÔÓÇÆÔÕÄÂ.47

HCO-Sarc7b-Ala7His-OCH3 (39),
HCO-Sarc7b-Ala7His-OCH2C6H5 (40),
HCO-Sarc7b-Ala7His-OH (41)

¬ÂÍ ÑÕÏÇÚÂÎÑÔß ÄÞÛÇ, ÆËÒÇÒÕËÆÞN-ÂÙÇÕËÎÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ Ô
ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞÏË ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÂÏË ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâáÕ ÔÑÃÑÌ
ÔÏÇÔß ÆÄÖØ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ, ÓÂÊÎËÚÂáÜËØÔâ ÒÑ ÔÄÑÇÌ ÃËÑÎÑ-
ÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË. ¥Îâ ÍÂÉÆÑÅÑ ËÊ ÆËÒÇÒÕËÆÑÄ ÏÂÍÔË-
ÏÂÎßÐÂâ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÔÄâÊÂÐÂ Ô ÑÒÓÇÆÇÎÇÐ-
ÐÞÏ ÔÑÚÇÕÂÐËÇÏ ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞØ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ. ´ÂÍ, ÆÎâ
ÂÔÂ×ÂÐÂ ÐÂËÃÑÎÇÇ ÂÍÕËÄÇÐ L,L-ËÊÑÏÇÓ, ÆÎâ ÂÔÂÎËÐÂ ì L,D- Ë
D,D-×ÑÓÏÞ.13 ±ÑÎÖÚÇÐËÇ ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞØ ÆËÒÇÒÕËÆÑÄ
N-ÂÙÇÕËÎ-4-[ÃËÔ-(2-ØÎÑÓàÕËÎ)ÂÏËÐÑ]×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐÂ ÃÞÎÑ ÊÂÕ-
ÓÖÆÐÇÐÑ ÏÂÎÑÌ ÆÑÔÕÖÒÐÑÔÕßá ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 2, 3 Ë ÊÂÏÇÕÐÑÌ
ÓÂÙÇÏËÊÂÙËÇÌ ËØ ÂÙÇÕËÎßÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ Ä ØÑÆÇ ÒÇÒÕËÆ-
ÐÑÅÑ ÔËÐÕÇÊÂ. °ÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞÇ ÆËÒÇÒÕËÆÞ ÑÍÂÊÂÎÑÔß
ÒÓÑÜÇ ÒÑÎÖÚËÕß ÒÖÕÇÏ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËâ N-ÂÙÇÕËÎÔÂÓÍÑÎË-
ÊËÐÂ (ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍÑÌ ×ÑÓÏÞ) Ô à×ËÓÂÏË L- Ë D-ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ
Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ ×ÓÂÍÙËÑÐËÓÑÄÂÐÐÑÌ ÍÓËÔÕÂÎÎËÊÂÙËÇÌ ÑÒÕË-
ÚÇÔÍËØ ËÊÑÏÇÓÑÄ.13

´ÂÍ, ÐÂÒÓËÏÇÓ, ÑÒËÔÂÐÞ 48 ÏÇÕÑÆÞ ÄÞÆÇÎÇÐËâ Ë ÔÄÑÌÔÕÄÂ
àÐÂÐÕËÑÏÇÓÑÄ Ë ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÐÞØ ÔÏÇÔÇÌ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇ-
ÄÑÅÑ ÒÓÇÒÂÓÂÕÂ ÂÔÂÎËÐÂ (24). ¥ËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÐÞÇ ÓÂÙÇÏÂÕÞ
ÓÂÊÆÇÎËÎË ØÓÑÏÂÕÑÅÓÂ×ËÚÇÔÍË ÐÂ ÓÂÙÇÏÂÕ I (ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 42,
43) Ë ÓÂÙÇÏÂÕ II (ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 44, 45).

Ac-L-Sarc7L-Val-OC2H5 (42),
Ac-D-Sarc7D-Val-OC2H5 (43),
Ac-D-Sarc7L-Val-OC2H5 (44),
Ac-L-Sarc7D-Val-OC2H5 (45)

°ÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞÇ ÆËÒÇÒÕËÆÞ 42 ë 45 ÃÞÎË ÄÞÆÇÎÇÐÞ
ÒÖÕÇÏ ØÓÑÏÂÕÑÅÓÂ×ËÚÇÔÍÑÅÑ ÓÂÊÆÇÎÇÐËâ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÐÞØ
ÒÇÒÕËÆÑÄ, ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÐÞØ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ N-ÂÙÇÕËÎÔÂÓ-
ÍÑÎËÊËÐÂ Ë àÕËÎÑÄÞØ à×ËÓÑÄ L- Ë D-ÄÂÎËÐÂ. ¶ÂÓÏÂÍÑÒÇÌÐÞÌ
ÂÔÂÎËÐ ÔÑÔÕÑËÕ Ä ÑÔÐÑÄÐÑÏ ËÊ ÓÂÙÇÏÂÕÂ II Ô ÒÓËÏÇÔßá 0.8%
ÓÇÙÇÏÂÕÂ I. ªÊ ÆÄÖØ ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍËØ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÐÞØ ÔÏÇÔÇÌ
ÐÂËÃÑÎÇÇ ÂÍÕËÄÐÞÏ Ä ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÑÏ ÑÕÐÑÛÇÐËË Ë
ÐÂËÃÑÎÇÇ ÕÑÍÔËÚÐÞÏ ÑÍÂÊÂÎÔâ ÓÂÙÇÏÂÕ II.

1124 £.±.¬ÓÂÔÐÑÄ, ¦.¡.¨ÆÂÐÑÄÂ, ­.ª.³ÏËÓÐÑÄÂ



³ ÙÇÎßá ËÊÖÚÇÐËâ ÄÎËâÐËâ ÔÕÇÓÇÑÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËË ÂÏËÐÑ-
ÍËÔÎÑÕ Ë ÊÂÜËÕÞ ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÞ ÐÂ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÞÇ ÔÄÑÌ-
ÔÕÄÂ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ 49 (ËÊ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÑÄ
ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ) ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÞ ÔÂÓÍÑÎËÊËÎÎÇÌÙËÐÂ 46 ë 57.
¥ÂÐÐÞÇ ÒÇÒÕËÆÞ ÔÑÆÇÓÉÂÕ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐ ÔÑ ÔÄÑÃÑÆÐÑÌ ËÎË
×ÑÓÏËÎËÓÑÄÂÐÐÑÌ ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÑÌ, ³-ÍÑÐÇÙ ÊÂÜËÜÇÐ à×ËÓÑÏ
ËÎË ÔÄÑÃÑÆÇÐ. £ ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÔØÑÆÐÞØ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÎË
àÐÂÐÕËÑÏÇÓÞ N-×ÑÓÏËÎÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ Ë Ò-ÐËÕÓÑÃÇÐÊËÎÑÄÑÅÑ
à×ËÓÂ ÎÇÌÙËÐÂ, ÍÑÕÑÓÞÇ ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÎË Ô ÒÑÏÑÜßáN-àÕÑÍ-
ÔËÍÂÓÃÑÐËÎ-2-àÕÑÍÔË-1,2-ÆËÅËÆÓÑØËÐÑÎËÐÂ, ÒÓÇÆÑÕÄÓÂÜÂá-
ÜÇÅÑ ÓÂÙÇÏËÊÂÙËá.

£ ÊÂÄËÔËÏÑÔÕË ÑÕ ÔÒÑÔÑÃÂ ÔËÐÕÇÊÂ, ÄÞÆÇÎÇÐËâ Ë ÑÚËÔÕÍË
ÆËÒÇÒÕËÆÑÄ N-ÂÙÇÕËÎÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ Ô ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞÏË
ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÂÏË ÒÑÎÖÚÂáÕ ÆËÒÇÒÕËÆÞ Ô ÓÂÊÎËÚÐÞÏ ÔÑÆÇÓ-
ÉÂÐËÇÏ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ, ÚÕÑ ÐÇ ÄÔÇÅÆÂ ÑÕÓÂÉÂÇÕÔâ ÐÂ ÕÂÍËØ
ÒÑÍÂÊÂÕÇÎâØ ÍÂÍ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÂ ÒÎÂÄÎÇÐËâ Ë ÖÆÇÎßÐÑÇ ÄÓÂÜÇ-
ÐËÇ, ÐÑ ÑÍÂÊÞÄÂÇÕ ÊÂÏÇÕÐÑÇ ÄÎËâÐËÇ ÐÂ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÖá
ÂÍÕËÄÐÑÔÕß. ¢ÞÎ ÓÂÊÓÂÃÑÕÂÐ ÏÇÕÑÆ ÍÑÎËÚÇÔÕÄÇÐÐÑÅÑ ÑÒÓÇÆÇ-
ÎÇÐËâ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ Ä ÆËÒÇÒÕËÆÂØ N-ÂÙÇÕËÎÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ,50

ÊÂÍÎáÚÂáÜËÌÔâ Ä ØÓÑÏÂÕÑÅÓÂ×ËÚÇÔÍÑÏ ÓÂÊÆÇÎÇÐËË ÆËÂÔÕÇ-
ÓÇÑÏÇÓÑÄ ÐÂ ÒÎÂÔÕËÐÍÂØ äSilufol UV-254ã ËÎË ÒÓÇÒÂÓÂÕËÄÐÑ
ÐÂ ÒÎÂÔÕËÐÍÂØ Ô ÔËÎËÍÂÅÇÎÇÏ Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ àÍÔÕÓÂÍÙËÇÌ
ÒÑÎÑÔ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ ÔÒËÓÕÑÏ Ë ÔÒÇÍÕÓÑ×ÑÕÑÏÇÕÓËÓÑÄÂ-
ÐËÇÏ ÒÑÎÖÚÇÐÐÞØ ÓÂÔÕÄÑÓÑÄ.

£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËâ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË
ÆËÒÇÒÕËÆÂ ÏÇÎ×ÂÎÂÐÂ Ô L-ÅÎÖÕÂÏËÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÑÌ
Ac-Mel7Glu(ONa)2 (58) ÖÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ, ÚÕÑ àÕÑ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ
ÑÃÎÂÆÂÇÕ ÓÂÆËÑÒÓÑÕÇÍÕÑÓÐÞÏË ÔÄÑÌÔÕÄÂÏË.51

±ÓË ÆÂÎßÐÇÌÛÇÏ ÓÂÔÔÏÑÕÓÇÐËË ÓÂÃÑÕ, ÒÑÔÄâÜÇÐÐÞØ
ÔËÐÕÇÊÖ ÒÇÒÕËÆÑÄ, ÏÑÆË×ËÙËÓÑÄÂÐÐÞØ ÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÂÏË
4-[ÃËÔ-(2-ØÎÑÓàÕËÎ)ÂÏËÐÑ]×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐÂ, ÑÔÑÃÑÅÑ ÄÐËÏÂÐËâ
ÔÒÑÔÑÃÂÏ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËâ ÒÇÒÕËÆÐÑÌ ÔÄâÊË ÖÆÇÎâÕßÔâ ÐÇ ÃÖÆÇÕ,
ÒÑÔÍÑÎßÍÖ ÄÔÇ ÑÐË ÒÑÎÖÚÇÐÞÛËÓÑÍÑ ËÊÄÇÔÕÐÞÏË Ä ÒÇÒÕËÆÐÑÌ
ØËÏËË ÏÇÕÑÆÂÏË Ô ÒÓËÏÇÐÇÐËÇÏ ÒÑÔÕÑâÐÐÑ ËÔÒÑÎßÊÖÇÏÞØ Ä
ØËÏËË ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ ÊÂÜËÕÐÞØ ÅÓÖÒÒ ÒÑ ÔØÇÏÂÏ, ÍÑÕÑÓÞÇ
ÂÄÕÑÓÞ ÔÚËÕÂÎË ÑÒÕËÏÂÎßÐÞÏË. £ ÃÑÎßÛËÐÔÕÄÇ ÔÎÖÚÂÇÄ
ÔÂÓÍÑÎËÊËÐ ËÎË ÇÅÑ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÞ ÒÓËÔÑÇÆËÐâÎËÔß Í ÒÇÒÕËÆ-
ÐÑÌ ÙÇÒË Ä ÒÑÔÎÇÆÐáá ÑÚÇÓÇÆß ËÊ-ÊÂ ÐÂÎËÚËâ Ä ÏÑÎÇÍÖÎÇ
ÎÂÃËÎßÐÑÌ ÂÊÑÕËÒÓËÕÐÑÌ ÅÓÖÒÒËÓÑÄÍË.

©ÂÔÎÖÉËÄÂáÕ ÄÐËÏÂÐËâ ÓÂÃÑÕÞ ËÕÂÎßâÐÔÍËØ ÂÄÕÑÓÑÄ ÄÑ
ÅÎÂÄÇ Ô ¢ÂÓÃßÇÓË,52 ë 54 ÍÑÕÑÓÞÇ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÎË ÙËÕÑÕÑÍÔËÚÇÔ-
ÍËÇ ÒÇÒÕËÆÞ Ô ÒÓÇÆÒÑÎÑÉËÕÇÎßÐÞÏ ÆÄÑÌÐÞÏ ÏÇØÂÐËÊÏÑÏ
ÆÇÌÔÕÄËâìÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐËâ ËÏÇÕÂÃÑÎËÕÐÑÅÑ ËÐÅËÃËÓÑÄÂÐËâ.
¢ÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÒÇÒÕËÆÞ ÏÇÎ×ÂÎÂÐÂ Ë ÇÅÑ ÏÇÕÂ- Ë ÑÓÕÑ-[ÃËÔ-
(2-ØÎÑÓàÕËÎ)ÂÏËÐÑ]ÂÐÂÎÑÅÑÄ Ô ÒÓËÓÑÆÐÞÏË ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÂÏË
(ÅÎËÙËÐÑÏ, ÅÎÖÕÂÏËÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÑÌ, ÎËÊËÐÑÏ, ÅËÔÕËÆËÐÑÏ,
ÂÓÅËÐËÐÑÏ, ×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐÑÏ, ÏÇÕËÑ-ÐËÐÑÏ Ë ÆÓ.) ËÎË ËØ
ÂÐÕÂÅÑÐËÔÕÂÏË (ÐÑÓÄÂÎËÐÑÏ, ÐÑÓÎÇÌÙËÐÑÏ, àÕËÑÐËÐÑÏ,
ÏÇÕËÎÏÇÕËÑÐËÐÑÏ, ÏÇÕËÎ×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐÑÏ, Ò-×ÕÑÓ×ÇÐËÎÂÎÂ-
ÐËÐÑÏ, b-2-ÕËÇÐËÎÂÎÂÐËÐÑÏ Ë ÆÓ.) ÑÃÜÇÌ ×ÑÓÏÖÎÞ 59 (¡¬ì
ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÐÞÌ ÑÔÕÂÕÑÍ).

·ËÏËÑÕÇÓÂÒÇÄÕËÚÇÔÍÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 59, ÕÂÍÉÇ
ÍÂÍ Ë ÒÓËÄÇÆÇÐÐÞØ ÄÞÛÇ ÆËÒÇÒÕËÆÑÄ, ÔÖÜÇÔÕÄÇÐÐÑ ÊÂÄËÔËÕ ÑÕ
ËØ ÔÕÇÓÇÑÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËË Ë ÏÑÉÇÕ ËÊÏÇÐâÕßÔâ Ä ÛËÓÑÍËØ
ÒÓÇÆÇÎÂØ. £ àÕËØ ÉÇ ÓÂÃÑÕÂØ ÐÂ àÍÔÒÇÓËÏÇÐÕÂÎßÐÞØ ÛÕÂÏ-
ÏÂØ ËÊÖÚÇÐÑ ÆÇÌÔÕÄËÇ ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ÙËÕÑÕÑÍÔËÚÇÔÍËØ ÆËÒÇÒÕË-
ÆÑÄ ÐÂ ÒÓÑÙÇÔÔÞ ÑÍËÔÎËÕÇÎßÐÑÅÑ ×ÑÔ×ÑÓËÎËÓÑÄÂÐËâ Ë ÆÓ.
±ÑÎÖÚÇÐÞ ÆÂÐÐÞÇ, ÒÑÆÕÄÇÓÉÆÂáÜËÇ ÓÂÊÎËÚÐÑÇ ÆÇÌÔÕÄËÇ
ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ÒÇÒÕËÆÑÄ ÐÂ ×ÇÓÏÇÐÕÂÕËÄÐÞÇ ÔËÔÕÇÏÞ ÑÒÖØÑÎÇÌ
Ë ÐÂ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞÇ ÔËÔÕÇÏÞ ÐÑÓÏÂÎßÐÞØ ÕÍÂÐÇÌ.

³ ÙÇÎßá ËÊÃËÓÂÕÇÎßÐÑÅÑ ËÐÅËÃËÓÑÄÂÐËâ ÒËÓÖÄÂÕÍËÐÂÊÞ
ÑÒÖØÑÎÇÄÞØ ÍÎÇÕÑÍ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 60 Ë 61, Ä
ÍÑÕÑÓÞØ ÑÔÕÂÕÑÍ ÏÇÎ×ÂÎÂÐÂ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐ ÚÇÓÇÊ ÂÏËÐÑ-
ÅÓÖÒÒÖ Í a-ÖÅÎÇÓÑÆÐÑÏÖ ÂÕÑÏÖ ÅÎËÙËÐÂ Ä ÏÑÎÇÍÖÎÇ ×ÇÐËÎ-
ÂÎÂÐËÎÅÎËÙËÐÂ.55

±ÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÍÑÐÝáÅÂÕÂ 61 Ä àÍÔÒÇÓË-
ÏÇÐÕÇ ÐÂ ÉËÄÑÕÐÞØ ÑÍÂÊÂÎÂÔß ÄÞÛÇ, Â ÑÔÕÓÂâ ÕÑÍÔËÚÐÑÔÕß
ÐËÉÇ, ÚÇÏ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ ÒÑÍÂÊÂÕÇÎË ÏÇÎ×ÂÎÂÐÂ.

±ÑÎÖÚÇÐÞ 56 ÏÇÎ×ÂÎÂÐÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ ÒÇÒÕËÆÞ, ÒÓÑËÊÄÑÆ-
ÐÞÇ 1,1-ÆË×ÑÔ×ÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 62 ë 81 ì ÂÐÂÎÑÅË ÔÑÑÕÄÇÕ-
ÔÕÄÖáÜËØ ÂÏËÆÑÄ 21, ÄÍÎáÚÂáÜËØ ÆÄÂ ÑÔÕÂÕÍÂ ×ÑÔ×ÑÐÑÄÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ.

Mel7Ala-NH(CH2)3C(OH)[PO(OH)2]2 (62),
Mel7D-Ala-NH(CH2)3C(OH)[PO(OH)2]2 (63),
Mel7Ala-NH(CH2)4C(OH)[PO(OH)2]2 (64),
Mel7D-Ala7NH(CH2)4C(OH)[PO(OH)2]2 (65),
Mel7Gly-NH(CH2)3C(OH)[PO(OH)2]2 (66),
Mel7Gly-NH(CH2)4C(OH)[PO(OH)2]2 (67),
Mel7Gly-N(CH3)(CH2)3C(OH)[PO(OH)2]2 (68),
Mel7Pro-NH(CH2)2C(OH)[PO(OH)2]2 (69),
Mel7Pro-NH(CH2)4C(OH)[PO(OH)2]2 (70),
Mel7g-Glu-NH(CH2)4C(OH)[PO(OH)2]2 (71),
Mel7g-Glu-NH(CH2)3C(OH)[PO(OH)2]2 (72),
Mel7Ala7A7(CH2)2C(OH)[PO(OH)2]2 (73),
Mel7Ala7A7(CH2)3C(OH)[PO(OH2]2 (74),
Mel7Leu-NH(CH2)2C(OH)[PO(OH)2]2 (75),
Mel7Sarc-NH(CH2)3C(OH)[PO(OH)2]2 (76),
Mel7Val-NH(CH2)3C(OH)[PO(OH)2]2 (77),

46: R1 = CHO, R2 = CH2C6H4NO2

47: R1 = CHO, R2 = H

48: R1 = H, R2 = H

49: R1 = CHO, R2 = CH2C6H4NO2

50: R1 = CHO, R2 = H

51: R1 = H, R2 = H

52: R1 = CHO, R2 = CH2C6H4NO2

53: R1 = CHO, R2 = H

54: R1 = H, R2 = H

55: R1 = CHO, R2 = CH2C6H4NO2

56: R1 = CHO, R2 = H

57: R1 = H, R2 = H

R1-L-Sarc

46748

L-Leu OR2

R1-L-Sarc

49751

D-Leu OR2

R1-D-Sarc

52754

D-Leu OR2

R1-D-Sarc

55757

L-Leu OR2

CH2 CH

NHR2

COR3

R1

59

R1 =N(CH2CH2Cl)2; R2 = H, COOCH2C6H5, AK;

R3 = OH, OAlk, AK

N

ClCH2CH2

ClCH2CH2

CH2 CH

COOCH3

NH CH

NHR-Phe

COOCH3

60, 61

R= C6H5CH2OCO (60), H . 3HCl (61)

µÔÒÇØË ØËÏËË 64 (11) 1995 1125



Mel7Gly7Gly-NH(CH2)4C(OH)[PO(OH)2]2 (78),
Mel7Ala7Gly-NH(CH2)3C(OH)[PO(OH)2]2 (79),
Mel7Gly7Gly7Gly-NH(CH2)3C(OH)[PO(OH)2]2 (80),
Mel7Ala7Ala-NH(CH2)4C(OH)[PO(OH)2]2 (81)

µÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ, ÚÕÑ ÄÇÜÇÔÕÄÂ 62 ë 81 ÑÃÎÂÆÂáÕ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖ-
ØÑÎÇÄÞÏË Ë ÂÐÕËÏÇÕÂÔÕÂÕËÚÇÔÍËÏË ÔÄÑÌÔÕÄÂÏË, Â ÕÂÍÉÇ
ÑÍÂÊÞÄÂáÕ ÄÞÔÑÍÑÇ ËÐÅËÃËÓÖáÜÇÇ ÆÇÌÔÕÄËÇ ÐÂ ÓÑÔÕ ÐÖÍÎÇË-
ÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ Ä ÑÒÞÕÂØ in vitro Ë ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÖá ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖ-
ØÑÎÇÄÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß in vivo. ³ÚËÕÂÇÕÔâ, ÚÕÑ àÕË ÔÑÇÆËÐÇÐËâ
ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÞ ÒÓË ÎÇÚÇÐËË ÒÎÑÕÐÞØ ÑÒÖØÑÎÇÌ:
ÏÐÑÉÇÔÕÄÇÐÐÑÌ ÏËÇÎÑÏÞ, ÑÔÕÇÑÔÂÓÍÑÏÞ, ÏÇÕÂÔÕÂÊÑÄ ÍÑÔÕÇÌ
Ë ÏÑÎÑÚÐÑÌ ÉÇÎÇÊÞ, ÍÂÓÙËÐÑÏ âËÚÐËÍÑÄ Ë ÔÇÏÇÐÐËÍÂ, Â ÕÂÍÉÇ
ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÄËÆÑÄ ÎËÏ×ÑÏ Ë ÎÇÌÍÇÏËË.

IV. ±ÇÒÕËÆÞ 4-[ÃËÔ-(2-ØÎÑÓàÕËÎ)ÂÏËÐÑ]×ÇÐËÎ-
ÂÎÂÐËÐÂ Ô ÐÇÃÇÎÍÑÄÞÏË ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÂÏË
³ËÐÕÇÕËÚÇÔÍËÇ ÒÇÒÕËÆÞ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ Ô ÃÇÎÍÑÄÞÏË ÂÏËÐÑÍËÔ-
ÎÑÕÂÏË ÑÃÎÂÆÂáÕ ÄÞÔÑÍÑÌ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÑÌ ÂÍÕËÄ-
ÐÑÔÕßá, ÑÆÐÂÍÑ ÑÐÂ ÆÑÔÕËÅÂÇÕÔâ ÒÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË ËØ Ä
ÏÂÍÔËÏÂÎßÐÑ ÒÇÓÇÐÑÔËÏÞØ ËÎË ÕÑÍÔËÚÇÔÍËØ ÆÑÊÂØ. ¯ÇÆÑÔÕÂ-
ÕÑÚÐÑÇ ËÊÃËÓÂÕÇÎßÐÑÇ ÆÇÌÔÕÄËÇ àÕËØ ÒÓÇÒÂÓÂÕÑÄ ÒÓËÄÑÆËÕ Í
ÔÇÓßÇÊÐÑÏÖ ÒÑÄÓÇÉÆÇÐËá ÔÎËÊËÔÕÞØ ÑÃÑÎÑÚÇÍ, ÐÂÓÖÛÇÐËá
ÍÓÑÄÇÕÄÑÓÐÞØ ÒÓÑÙÇÔÔÑÄ Ë ÑÃÏÇÐÂ ÄÇÜÇÔÕÄ. ¢ÞÎÑ ÄÞÆÄËÐÖÕÑ
ÒÓÇÆÒÑÎÑÉÇÐËÇ Ñ ÕÑÏ, ÚÕÑ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ ÐÇÃÇÎÍÑÄÞØ ÂÏË-
ÐÑÍËÔÎÑÕ Ë ÐÂÎËÚËÇ ÂÐÑÏÂÎßÐÞØ ÒÇÒÕËÆÐÞØ ÔÄâÊÇÌ ÒÑÊÄÑÎËÕ
ËÊÏÇÐËÕß ×ËÊËÑÎÑÅËÚÇÔÍËÇ ÔÄÑÌÔÕÄÂ ÕÂÍËØ ÒÇÒÕËÆÑÄ.

³ àÕÑÌ ÙÇÎßá ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÆËÒÇÒÕËÆÞ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ ÔÑ
ÔÕÓÖÍÕÖÓÐÞÏË ÂÐÂÎÑÅÂÏË ÒÓËÓÑÆÐÞØ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ: 3,5-ÆË-
ÏÇÕËÎ-4-ÏÇÕÑÍÔË×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐÑÏ Ë a-ÏÇÕËÎ×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐÑÏ
82 ë 89.57 ¯Â ÔÕÂÆËË ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÎË ÆË-
ÙËÍÎÑÅÇÍÔËÎÍÂÓÃÑÆËËÏËÆ, ÖÆÂÎÇÐËÇ ÊÂÜËÕÐÞØ ÅÓÖÒÒ ÑÔÖ-
ÜÇÔÕÄÎâÎË ÅËÆÓÑÅÇÐÑÎËÊÑÏ.

ªÊÖÚÇÐÂ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß Ë ÕÑÍÔËÚÐÑÔÕß
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 82 ë 89. ¬ÂÍ Ë Ä ÔÎÖÚÂÇ ÆËÒÇÒÕËÆÑÄ Ô ÃÇÎÍÑÄÞÏË
ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÂÏË, ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÆËÂÔÕÇÓÇÑ-
ÏÇÓÑÄ ÑÍÂÊÂÎÂÔß ÓÂÊÎËÚÐÑÌ.

±ÓÑÄÇÆÇÐÂ ÔÇÓËâ àÍÔÒÇÓËÏÇÐÕÑÄ ÒÑ ÔËÐÕÇÊÖ ÒÇÒÕËÆÑÄ,
ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ DL-a- (90, 93, 96, 99), DL-b- (91, 94, 97, 100) Ë
DL-g- (92, 95, 98, 101) ÂÏËÐÑÏÂÔÎâÐÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ.58 ë 60

¯Â ÒÓËÏÇÓÇ àÕËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÑÔÖÜÇÔÕÄÎÇÐÂ ÒÑÒÞÕÍÂ
ÖÔÕÂÐÑÄËÕß ÊÂÍÑÐÑÏÇÓÐÑÔÕË ËÊÏÇÐÇÐËâ ÕÑÍÔËÚÐÑÔÕË Ë ÒÓÑ-

ÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË Ä ÊÂÄËÔËÏÑÔÕË ÑÕ ÒÑÎÑÉÇÐËâ
ÑÔÕÂÕÍÂ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ Ä ÒÇÒÕËÆÇ, ÔÕÓÑÇÐËâ ÄÕÑÓÑÌ ÂÏËÐÑÍËÔ-
ÎÑÕÞ, ÐÂÎËÚËâ ×ÑÓÏËÎßÐÑÌ ÊÂÜËÕÞ Ö N-ÍÑÐÙÇÄÑÌ ÂÏËÐÑ-
ÅÓÖÒÒÞ.61 ë 64

¯ÂÌÆÇÐÑ, ÚÕÑ ÕÑÍÔËÚÐÑÔÕß ÒÇÒÕËÆÑÄ Ô N-ÍÑÐÙÇÄÞÏ ÔÂÓÍÑ-
ÎËÊËÐÑÏÐÇ ÊÂÄËÔËÕ ÑÕ ÒÑÎÑÉÇÐËâ ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÞ ÄC-ÍÑÐÙÇÄÑÌ
ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÇ. ´ÑÍÔËÚÐÑÔÕß ÒÇÒÕËÆÑÄ Ô ³-ÍÑÐÙÇÄÞÏ ÔÂÓÍÑ-
ÎËÊËÐÑÏ ÔÐËÉÂÇÕÔâ ÒÑ ÏÇÓÇ ÖÆÎËÐÇÐËâ ÏÇÕËÎÇÐÑÄÑÅÑ
ÏÑÔÕËÍÂ. £ N-×ÑÓÏËÎÒÇÒÕËÆÂØ ÕÑÍÔËÚÐÑÔÕß ÖÏÇÐßÛÂÇÕÔâ
ÖÉÇ ÒÓË ÐÂÎËÚËË ÑÆÐÑÌ ÆÑÒÑÎÐËÕÇÎßÐÑÌCH2-ÅÓÖÒÒÞ.¯ÂËÃÑ-
ÎÇÇ ÔËÎßÐÞÏ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÞÏ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÑÃÎÂÆÂáÕ ÒÇÒ-
ÕËÆÞ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ a-ÂÏËÐÑÏÂÔÎâÐÖá ÍËÔÎÑÕÖ. ±Ñ ÔÒÇÍÕÓÖ
ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÑÅÑ ÆÇÌÔÕÄËâ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 90 ë 101 ÏÂÎÑ
ÓÂÊÎËÚÂÎËÔß.

£ ÓÂÃÑÕÇ 65 ËÊÖÚÇÐÑ ÏÖÕÂÅÇÐÐÑÇ Ë ËÐÂÍÕËÄËÓÖáÜÇÇ ÆÇÌ-
ÔÕÄËÇ ÒÇÒÕËÆÑÄ 90, 92 ë 95, 96, 98 ë 101 Ä ÄËÆÇ ËØ ÐÂÕÓËÇÄÞØ
ÔÑÎÇÌ ÐÂ ÔËÔÕÇÏÞ ÃÂÍÕÇÓËÑ×ÂÅÑÄ Ä ÑÒÞÕÂØ in vitro. ¢ÑÎÇÇ
ÕÑÍÔËÚÐÞÏË ÑÍÂÊÂÎËÔß ÔÑÇÆËÐÇÐËâ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐ
ÐÂ C-ÍÑÐÙÇ, Â ÏÇÐÇÇ ÕÑÍÔËÚÐÞÏËì ÔÑÇÆËÐÇÐËâ Ô N-ÍÑÐÙÇÄÞÏ
ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÑÏ. ¯ÂÎËÚËÇ ×ÑÓÏËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ Ä ÒÇÒÕËÆÇ ÐÇ
ËÊÏÇÐâÎÑ ÕÑÍÔËÚÐÑÔÕË ÔÑÇÆËÐÇÐËâ Ä ÑÕÐÑÛÇÐËË ÃÂÍÕÇÓËÑ-
×ÂÅÂ.

ªÔÔÎÇÆÑÄÂÐËÇ ÏÖÕÂÅÇÐÐÑÅÑ ÆÇÌÔÕÄËâ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 90,
92 ë 95, 96, 98 ë 101 ÒÑÍÂÊÂÎÑ, ÚÕÑ ËÊÏÇÐÇÐËÇ ÔÕÓÖÍÕÖÓÞ ÄÕÑ-
ÓÑÌ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÞ Ä ÏÑÎÇÍÖÎÇ ÒÇÒÕËÆÂ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ ÐÇÊÐÂÚË-
ÕÇÎßÐÑ ÏÇÐâÇÕ à××ÇÍÕËÄÐÑÔÕß ÏÖÕÂÅÇÐÐÑÅÑ ÆÇÌÔÕÄËâ. £
ÆÂÐÐÑÏ ÓâÆÖ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÐÇ ÐÂÌÆÇÐÂ ÍÑÓÓÇÎâÙËâ ÏÇÉÆÖ
ÔÕÓÖÍÕÖÓÐÞÏË ËÊÏÇÐÇÐËâÏË ÄÕÑÓÑÌ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÞ, ÏÖÕÂÅÇÐ-
ÐÑÌ Ë ËÐÂÍÕËÄËÓÖáÜÇÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕâÏË ÒÇÒÕËÆÂ.

£ ÒÓÑÆÑÎÉÇÐËÇ ÓÂÃÑÕ ÒÑ ÖÔÕÂÐÑÄÎÇÐËá ÄÑÊÏÑÉÐÞØ ÊÂÄË-
ÔËÏÑÔÕÇÌ ÏÇÉÆÖ ÕÑÍÔËÍÑÎÑÅËÚÇÔÍËÏË Ë ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇ-
ÄÞÏË ØÂÓÂÍÕÇÓËÔÕËÍÂÏË, Ô ÑÆÐÑÌ ÔÕÑÓÑÐÞ, Ë ÑÔÑÃÇÐÐÑÔÕâÏË
ÔÕÓÑÇÐËâ ÒÇÒÕËÆÑÄ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ, Ô ÆÓÖÅÑÌ ÒÑÎÖÚÇÐ ÓâÆ ÔÑÇÆË-
ÐÇÐËÌ 102 ë 113, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÙËÔ- Ë ÕÓÂÐÔ-4-ÂÏËÐÑÙËÍ-
ÎÑÅÇÍÔÂÐÍÂÓÃÑÐÑÄÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ (4-¡¸¤¬¬).66

±ÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 4-¡¸¤¬¬, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ N- Ë ³-ÍÑÐÙÇÄÑÌ
ÑÔÕÂÕÑÍ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ ÍÂÍ Ô ×ÑÓÏËÎËÓÑÄÂÐÐÑÌ, ÕÂÍ Ë ÐÇÊÂÜË-

A= NN

CH2

CHNH CO

OCH3

CH3H3C

R1 Sarc OR2

CH2

CNH COR1 Sarc OR2

CH3

CH2

CNH COOR2R1-Sarc

CH3

82, 83 84, 85

86, 87

CH2

CNH COOR2R1-Sarc

CH3

CH3

OCH3

H3C

88, 89

R1 =HCO, R2 = CH2C6H5 (82, 84, 86, 88);

R1 = R2 =H (83, 85, 87, 89)

90: R1 = H, R2 = C2H5, n= 0; 91: R1 = H, R2 = CH3, n= 1;

92: R1 = H, R2 = H, n= 2; 93: R1 = HCO, R2 = C2H5, n= 0;

94: R1 = HCO, R2 = CH3, n= 1; 95: R1 = HCO, R2 = H, n= 2

(CH2)nNH CH

R2

COR1 Sarc OH

967101

96: R1 = H, R2 = C2H5, n= 0; 97: R1 = H, R2 = CH3, n= 1;

98: R1 = H, R2 = H, n= 2; 99: R1 = HCO, R2 = C2H5, n= 0;

100: R1 = HCO, R2 = CH3, n= 1; 101: R1 = HCO, R2 = H, n= 2

(CH2)nNHR1-Sarc CH

R2

COOH

90795

cis trans

102: R1 = CHO, R2 = C2H5

104: R1 = H .HCl, R2 = C2H5

106: R1 = C6H5CH2OCO,
R2 = C6H5CH2

108: R1 = H, R2 = H

103: R1 = CHO, R2 = C2H5

105: R1 = H .HCl, R2 = C2H5

107: R1 = C6H5CH2OCO,
R2 = C6H5CH2

109: R1 = H, R2 = H

NHR1-Sarc COOR2

1027109

1126 £.±.¬ÓÂÔÐÑÄ, ¦.¡.¨ÆÂÐÑÄÂ, ­.ª.³ÏËÓÐÑÄÂ



ÜÇÐÐÑÌ ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÑÌ âÄÎâáÕÔâ ÏÇÐÇÇ ÕÑÍÔËÚÐÞÏË ÒÑ ÔÓÂÄ-
ÐÇÐËá Ô ËÔØÑÆÐÞÏ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÑÏ. ³ÑÇÆËÐÇÐËâ ÔÑ ÔÄÑÃÑÆÐÑÌ
ÍÂÓÃÑÍÔËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÑÌ Ä 4-¡¸¤¬¬ ÏÇÐÇÇ ÕÑÍÔËÚÐÞ ÒÑ
ÔÓÂÄÐÇÐËá Ô ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÏË à×ËÓÂÏË. £ÔÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ
ÑÃÎÂÆÂáÕ ÄÞÔÑÍÑÌ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá. ±ÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞÇ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ ÂÏËÐÑ- Ë ÍÂÓÃÑÍÔËÎßÐÖá ÅÓÖÒÒÞ Ä
ÕÓÂÐÔ-ÒÑÎÑÉÇÐËË, âÄÎâáÕÔâ ÏÇÐÇÇ ÕÑÍÔËÚÐÞÏË Ë ÑÃÎÂÆÂáÕ
ÃÑÎÇÇ ÄÞÓÂÉÇÐÐÑÌ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá ÒÑ ÔÓÂÄ-
ÐÇÐËá Ô ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞÏË ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË ÙËÔ-4-¡¸¤¬¬.67

£ÂÉÐÑÇ ÊÐÂÚÇÐËÇ ÔÕÇÓÇÑÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËË äÐÑÔËÕÇÎâã ÂÎÍË-
ÎËÓÖáÜÇÅÑ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÒÓÑÆÇÏÑÐÔÕÓËÓÑÄÂÐÑ ÐÂ ÒÓËÏÇÓÇ
ÙËÕÑÕÑÍÔËÚÇÔÍËØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 3- Ë 4-ÅËÆÓÑÍÔË-DL-ÅÎÖÕÂÏË-
ÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ. 3- Ë 4-¤ËÆÓÑÍÔË-DL-ÅÎÖÕÂÏËÐÑÄÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ
ÔÒÑÔÑÃÐÞ ËÐÅËÃËÓÑÄÂÕß ÓâÆ ×ÇÓÏÇÐÕÑÄ ÑÃÏÇÐÂ ÅÎÖÕÂÏËÐÑ-
ÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ.68 ®ÑÆË×ËÍÂÙËâ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÑÏ ÏÑÉÇÕ ÔÆÇÎÂÕß
ËÐÅËÃËÓÑÄÂÐËÇ ÐÇÑÃÓÂÕËÏÞÏ. £ÂÓßËÓÑÄÂÐËÇÏ ÔÒÑÔÑÃÂ ÒÓË-
ÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÑÔÕÂÕÍÂ N-ÂÙÇÕËÎÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ Í ÖÍÂÊÂÐÐÞÏ ÔÑÇ-
ÆËÐÇÐËâÏ ÒÖÕÇÏ ÔÑÊÆÂÐËâ ÔÎÑÉÐÑà×ËÓÐÑÌ ËÎË ÒÇÒÕËÆÐÑÌ
ÔÄâÊÇÌ Ô ÕÓÇÑ- ËÎË àÓËÕÓÑ-ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÂÏË 3- Ë 4-ÅËÆÓÑÍÔË-
ÅÎÖÕÂÏËÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 114 ë 122.69 ë 71

³ÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÞ ÔÎÑÉÐÞØ à×ËÓÑÄ 114 ë 118 Ë ÒÇÒÕËÆÑÄ
120 ë 122 ÒÓÑâÄËÎË ÐÇÄÞÔÑÍÖá ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÖá ÂÍÕËÄ-
ÐÑÔÕß Ë ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÖá ÕÑÍÔËÚÐÑÔÕß, ÐÑ ÓÂÊÎËÚÂÎËÔß ÍÂÍ ÒÑ
ÄÇÎËÚËÐÇ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË, ÕÂÍ Ë ÒÑ ÔÒÇÍÕÓÖ
ÆÇÌÔÕÄËâ.69, 71 ¿ÕÑ ÔÄËÆÇÕÇÎßÔÕÄÖÇÕ Ñ ÕÑÏ, ÚÕÑ ÍÂÍ Ë Ä ÔÎÖÚÂÇ
ÒÇÒÕËÆÑÄ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ Ô ÃÇÎÍÑÄÞÏË ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÂÏË, ÍÑÐ×Ë-
ÅÖÓÂÙËâ ÐÇÃÇÎÍÑÄÞØ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ, ÄØÑÆâÜËØ Ä ÔÑÔÕÂÄ ÙËÕÑ-
ÕÑÍÔËÚÇÔÍËØ à×ËÓÑÄ Ë ÒÇÒÕËÆÑÄ, ÑÍÂÊÞÄÂÇÕ ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÑÇ
ÄÎËâÐËÇ ÐÂ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß.

±ÑÒÞÕÍÂ ËÊÖÚËÕß ÄÎËâÐËÇ ÔÕÇÓÇÑÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËË ÑÕÆÇÎß-
ÐÞØ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ, ÄØÑÆâÜËØ Ä ÔÑÔÕÂÄ ÒÇÒÕËÆÂ, ÐÂ ÇÅÑ ÒÓÑ-
ÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß, ÒÓÇÆÒÓËÐâÕÂ Ä ÓÂÃÑÕÇ 72. ³ËÐ-
ÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÞ ÕÓËÒÇÒÕËÆÑÄ 123 ë 126.

Lys7Med7Glu (123), Lys7Mel7Glu (124),
Lys7Sarc7threo-4-OH-Glu (125),
Lys7Sarc7erythro-4-OH-Glu (126)

³ÑÇÆËÐÇÐËâ 123 ë 126 ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâáÕ ÔÑÃÑÌ ÏÑÆË×ËÙËÓÑ-
ÄÂÐÐÞÇ ×ÓÂÅÏÇÐÕÞ S-ÒÇÒÕËÆÂ ÓËÃÑÐÖÍÎÇÂÊÞ. ¬ÓÑÏÇ ÕÑÅÑ,
ÕÓËÒÇÒÕËÆ 124 ÄÍÎáÚÂÇÕ Ä ÔÇÃâ ÍÂÍ ÃÞ ÆÄÂ ÆËÒÇÒÕËÆÂ:
Lys7Mel Ë Mel7Glu, ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÓÑâÄËÎË ÄÞÔÑÍÖá ÒÓÑÕËÄÑ-
ÑÒÖØÑÎÇÄÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÐÂ ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÛÕÂÏÏÂØ ÑÒÖØÑÎÇÌ.
°ÆÐÂÍÑ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÞ ËÔÒÞÕÂÐËÌ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 123 ë 126 ÐÂ
ÉËÄÑÕÐÞØ ÄÞâÄËÎË ËØ ÐËÊÍÖá ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÖá ÂÍÕËÄ-
ÐÑÔÕß, ÚÕÑ ÐÇ ÆÂÎÑ ÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕË ÔÆÇÎÂÕß ÄÞÄÑÆ Ñ ÄÎËâÐËË ÐÂ
ÐÇÇ ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËË ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ.

³ ÙÇÎßá ÖÄÇÎËÚÇÐËâ ÒÓÑÕÇÑÎËÕËÚÇÔÍÑÌ ÖÔÕÑÌÚËÄÑÔÕË Ë
ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË ÆËÒÇÒÕËÆÑÄ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ ÔËÐÕÇÊË-
ÓÑÄÂÐÞ ÒÇÒÕËÆÞ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ÅÑÏÑÅÎÖÕÂÏËÐÑÄÑÌ, ÆËÂÏËÐÑÂÆË-
ÒËÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕ Ë ÆËÂÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÑÄ ÆËÂÏËÐÑÅÎÖÕÂÓÑÄÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ 127 ë 133.73

£ÄÇÆÇÐËÇ Ä ÏÑÎÇÍÖÎÖ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 128 ë 130, 132, 133 ÄÕÑ-
ÓÑÅÑ ÑÔÕÂÕÍÂ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ, ÐÇÔÏÑÕÓâ ÐÂ ÖÄÇÎËÚÇÐËÇ ÔÒÑÔÑÃ-
ÐÑÔÕË Í ÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐËá Ä ÑÒÞÕÂØ in vitro, ÐÇ ÒÓËÄÇÎÑ Í ÓÑÔÕÖ
ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË. £ÇÓÑâÕÐÑ, àÕÑ ÑÃÝâÔÐâÇÕÔâ
ÊÂÕÓÖÆÐÇÐÐÑÔÕßá ÕÓÂÐÔÒÑÓÕÂ ÆËÔÂÓÍÑÎËÊËÐÑÄÑÅÑ ÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËâ ÚÇÓÇÊ ÏÇÏÃÓÂÐÞ ÑÒÖØÑÎÇÄÑÌ ÍÎÇÕÍË.

³ËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ Ë ËÊÖÚÇÐÞ ÕÓËÒÇÒÕËÆÞ b-, g- Ë e-ÂÏËÐÑ-
ÍËÔÎÑÕ 134, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ N- Ë C-ÍÑÐÙÇÄÞÇ ÑÔÕÂÕÍË N-ÂÙÇÕËÎ-
ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ c ÓÂÊÎËÚÐÞÏ ÚËÔÎÑÏ CH2-ÅÓÖÒÒ ÏÇÉÆÖ ÐËÏË, Â
ÕÂÍÉÇ ËØ ÂÐÂÎÑÅË ì ÂÎÍËÎÇÐÆËÂÏËÆÞ N-ÂÙÇÕËÎÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ
135.74

³ÑÇÆËÐÇÐËâ 134 ÑÍÂÊÂÎËÔß ÐÇÂÍÕËÄÐÞÏË, Â 135 ÒÓÑâÄËÎË
ÖÏÇÓÇÐÐÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß.

°ÔÖÜÇÔÕÄÎÇÐÂ ÏÑÆË×ËÍÂÙËâ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÞØ ÒÓÇÒÂ-
ÓÂÕÑÄ ì ÂÔÂÎËÐÂ75 Ë ÂÔÂ×ÂÐÂ.76 £ ÂÔÂÎËÐÇ 24 ËÊÏÇÐÇÐËâÏ
ÒÑÆÄÇÓÅÂÎÂÔß ÒÇÒÕËÆÐÂâ ÔÄâÊß. £ÑÆÑÓÑÆ Ä ÒÇÒÕËÆÐÑÌ ÂÏËÆÑ-
ÅÓÖÒÒÇ ÊÂÏÇÐâÎÔâ ÓÂÊÎËÚÐÞÏË ÑÔÕÂÕÍÂÏË (ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 136),
ÄÏÇÔÕÑ ÂÏËÆÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ ÄÄÑÆËÎË ÔÎÑÉÐÑà×ËÓÐÖá, ÅËÆÓÂÊËÆ-

C6H5CH2OOC CH

OAc-Sarc

CH2 CH

NHR

COOCH2C6H5

1147116

cis: R = COOCH2C6H5 (114); H .HCl (115)

tans: R = H .HCl (116)

threo-117, erythro-118

CH2 CH

OAc-Sarc

H5C2OOC COOC2H5

NHR

CH

ROOC CH

NHAc-Sarc

CH2 CH

OH

COOR

1197122

threo: R = CH2C6H5 (119), H (120)

erythro: R = CH2C6H5 (121); H (122)

(CH2)n CH

R2

COOR1CH

NHAc-Sarc

R1OOC

1277133

127: R1 = C2H5, R2 = H, n= 2

128: R1 = C2H5, R2 = Ac-Sarc7NH, n= 2

129: R1 = C2H5, R2 = Ac-Sarc7NH, meso-, n= 1

130: R1 = C2H5, R2 = Ac-Sarc7NH, threo-, n= 1

131: R1 = Na, R2 = H, n= 2

132: R1 = Na, R2 = Ac-Sarc7NH, n= 2

133: R1 = Na, R2 = Ac-Sarc7NH, meso-, n= 1

Ac-Sarc7NH7(CH2)n7CO7Sarc7OC2H5

134, n= 2, 3, 5

Ac-Sarc7NH7(CH2)n7NH7(Ac-Sarc)

135, n= 2, 3

NHR1 CO Sarc OR2

1107113

cis trans

110: R1 = C6H5CH2OCO,
R2 = C6H5CH2;

111: R1 = H, R2 = H

112: R1 = C6H5CH2OCO,
R2 = C6H5CH2;

113: R1 = H, R2 = H

CH

CH(CH3)2

COOC2H5YAc-Sarc

137: Y = O, NHNH, NHO

CH

CH(CH3)2

COOC2H5N

X

Ac-Sarc

136: X = C2H5, OC2H5, OH, NH2
.HBr

µÔÒÇØË ØËÏËË 64 (11) 1995 1127



ÐÖá ËÎË ÂÏËÆÑÑÍÔËÅÓÖÒÒÖ (ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 137), DL-ÄÂÎËÐ ÊÂÏÇ-
ÐâÎË ÐÂ 2-ÂÊÂÄÂÎËÐ (ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 138).

£ ÂÔÂ×ÂÐÇ ÏÑÆË×ËÍÂÙËË ÒÑÆÄÇÓÅÂÎË ÃÇÐÊÑÎßÐÑÇ ÍÑÎßÙÑ
×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐÂ, Â ÕÂÍÉÇ ÏÇÐâÎË ÇÅÑ ÒÑÎÑÉÇÐËÇ Ä ÂÏËÐÑÍËÔ-
ÎÑÕÇ (ÄÇÜÇÔÕÄÂ 139 ë 142).

±ÑÎÖÚÇÐÐÞÇ ÂÐÂÎÑÅË ÂÔÂÎËÐÂ Ë ÂÔÂ×ÂÐÂ 136 ë 142 ÒÑÍÂ-
ÊÂÎË ÐÂ ÓâÆÇ ÑÒÖØÑÎÇÌ ÔØÑÆÐÖá, Â Ä ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ÔÎÖÚÂâØ
ÒÑÐËÉÇÐÐÖá ÂÐÕËÃÎÂÔÕËÚÇÔÍÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÒÑ ÔÓÂÄÐÇÐËá Ô
ËÔÒÑÎßÊÖÇÏÞÏË Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÍÑÐÕÓÑÎßÐÞØ ÂÔÂÎËÐÑÏ Ë àÕËÎÑ-
ÄÞÏ à×ËÓÑÏ N-ÂÙÇÕËÎÔÂÓÍÑÎËÊËÎ-DL-×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐÂ.

³ËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÆËÒÇÒÕËÆÞ N-ÂÙÇÕËÎÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ Ô àÕË-
ÎÑÄÞÏË à×ËÓÂÏË N-ÏÇÕËÎ- Ë N-×ÇÐËÎÅÎËÙËÐÂ (143, 144) Ë
ÂÏËÐÑÑÍÔËÍËÔÎÑÕ (145, 146),16 Â ÕÂÍÉÇ Ô ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË
ÅÎÖÕÂÏËÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (147 ë 150).71

Ac-Sarc-N(CH3)CH2COOC2H5 (143),
Ac-Sarc-N(C6H5)CH2COOC2H5 (144),
Ac-Sarc-NHOCH(C2H5)COOCH3 (145),
Ac-Sarc-NHOCH2COOC2H5 (146)

´ÂÍËÏ ÑÃÓÂÊÑÏ, Í ÐÂÔÕÑâÜÇÏÖ ÄÓÇÏÇÐË ÔÓÇÆË ÒÇÒÕËÆÑÄ
ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ Ô ÐÇÃÇÎÍÑÄÞÏË ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÂÏË ÐÇ ÄÞâÄÎÇÐÑ
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ, ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâáÜËØ ËÐÕÇÓÇÔ ÆÎâ ÒÓÂÍÕËÚÇÔÍÑÌ
ÑÐÍÑÎÑÅËË.

V. ±ÑÎËÒÇÒÕËÆÞ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ
4-[ÃËÔ-(2-ØÎÑÓàÕËÎ)ÂÏËÐÑ]×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐ
°ÆÐËÏ ËÊ ÔÒÑÔÑÃÑÄ ÒÑÄÞÛÇÐËâ ËÊÃËÓÂÕÇÎßÐÑÔÕË ÆÇÌÔÕÄËâ
ÙËÕÑÔÕÂÕËÍÑÄ âÄÎâÇÕÔâ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ ÃËÑÒÑÎËÏÇÓÑÄ, Ä ÒÇÓ-
ÄÖá ÑÚÇÓÇÆß ÒÑÎËÒÇÒÕËÆÑÄ, ÆÎâ ÕÓÂÐÔÒÑÓÕÂ ËØ Ä ÑÒÖØÑÎÇÄÖá
ÍÎÇÕÍÖ. ±ÑÎËÒÇÒÕËÆÞ ËÏÇáÕ ÙÇÎÞÌ ÓâÆ ÒÓÇËÏÖÜÇÔÕÄ:
ÃÞÔÕÓÑÇ ÒÓÑØÑÉÆÇÐËÇ ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ËÊ ÐËØ ÚÇÓÇÊ ÏÇÏÃÓÂÐÖ
ÓÂÍÑÄÞØ ÍÎÇÕÑÍ (ÒÑ ÔÓÂÄÐÇÐËá Ô ÐÑÓÏÂÎßÐÞÏË), ÛËÓÑÍËÇ
ÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕË ÄÂÓßËÓÑÄÂÐËâ ËØ ÔÑÔÕÂÄÂ. ªÔÔÎÇÆÑÄÂÐÂ ÒÓÑÕË-
ÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÒÑÎËÒÇÒÕËÆÑÄ Ä ÊÂÄË-
ÔËÏÑÔÕË ÑÕ ÒÓËÓÑÆÞ Ë ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËË ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÞ, ÆÎËÐÞ
ÒÇÒÕËÆÐÑÌ ÙÇÒË. ±ÑÎËÍÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ N-ÍÂÓÃÑÍÔËÂÐÅËÆÓËÆÑÄ
ÓÂÊÎËÚÐÞØ a-ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË àÕËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ
ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ ÒÑÎÖÚÇÐ ÓâÆ ÅÑÏÑÒÑÎËÒÇÒÕËÆËÎßÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆ-
ÐÞØ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ 151 ë 154,77 155,77, 78 156, 157.79 £ ÔÎÖÚÂÇ
L-ÙËÔÕËÐÂ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÑ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ 158, ÔÑÆÇÓÉÂÜÇÇ
ÆËÔÖÎß×ËÆÐÞÇ ÔÄâÊË.80

(Val)n7Sarc-OC2H5 (151),
(D-Val)n7Sarc-OC2H5 (152),
(DL-Nle)n7Sarc-OC2H5 (153),
(Sar)n7Sarc-OC2H5 (154),
(Phe)n7Sarc-OC2H5 (155),
(Lys)n7Sarc-OC2H5 (156),
(Asp)n7Sarc-OC2H5 (157)

´ÑÍÔËÚÐÑÔÕß ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 151 ë 158 ÊÂÄËÔËÕ ÑÕ ÆÎËÐÞ ÒÇÒ-
ÕËÆÐÑÌ ÙÇÒË Ë ÑÕ ÒÓËÓÑÆÞ a-ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÞ, ÑÃÓÂÊÖáÜÇÌ
ÙÇÒß. µÆÎËÐÇÐËÇ ÙÇÒË ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÔÐËÉÇÐËá ÕÑÍÔËÚÐÑÔÕË.
¯ÂËÃÑÎÇÇ ÂÍÕËÄÐÞÏË Ä ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÑÏ ÑÕÑÛÇÐËË ÑÍÂÊÂ-
ÎËÔß ÒÑÎËÔÂÓÍÑÊËÎßÐÞÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ (154).

£ÍÎáÚÇÐËÇ ÆÑÒÑÎÐËÕÇÎßÐÑÌ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÞ ÏÇÉÆÖ ÒÑÎË-
ÒÇÒÕËÆÐÑÌ ÙÇÒßá Ë ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÑÏ ËÊÏÇÐâÇÕ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß
ÄÇÜÇÔÕÄÂ (ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 159 ë 165).81

(DL-Ala)n7Gly7Sarc-OC2H5 (159),
(DL-Ala)n7DL-Val7Sarc-OC2H5 (160),
(DL-Ala)n7DL-Nle7Sarc-OC2H5 (161),
(DL-Val)n7DL-Ala7Sarc-OC2H5 (162),
(DL-Ala)n7DL-Nle7Sarc-OC2H5 (163),
(Gly)n7DL-Ala7Sarc-OC2H5 (164),
(DL-Nle)n7Gly7Sarc-OC2H5 (165)

±ÓË ÄÍÎáÚÇÐËË ÆÑÒÑÎÐËÕÇÎßÐÑÌ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÞ, ÒÑÎË-
ÒÇÒÕËÆËÎßÐÑÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ ÍÑÕÑÓÑÌ ÂÍÕËÄÐÑ, ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑ-
ÎÇÄÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ËÔØÑÆÐÞØ ÅÑÏÑÒÑÎËÒÇÒÕËÆÑÄ ÔÑØÓÂÐâÇÕÔâ.

³ËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÔÑÒÑÎËÒÇÒÕËÆÞ ÆÄÖØ ÄËÆÑÄ ÑÆËÐÂÍÑÄÑÅÑ
ÔÑÔÕÂÄÂ, ÅÆÇ ÏÇÉÆÖ ÑÔÕÂÕÍÑÏ àÕËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ Ë
ÒÑÎËÒÇÒÕËÆÐÑÌ ÙÇÒßá ÄÄÇÆÇÐÂ ÑÆÐÂ ËÊ ÆÄÖØ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ,
ÄØÑÆâÜËØ Ä ÔÑÔÕÂÄ ÔÑÒÑÎËÒÇÒÕËÆÂ (166 ë 169).81

[(DL-Ala)n717(DL-Val)n]7DL-Ala7Sarc-OC2H5 (166),
[(DL-Ala)n7(DL-Val)n71]7DL-Val7Sarc-OC2H5 (167),
[(Gly)n717(DL-Nle)n]7Gly7Sarc-OC2H5 (168),
[(Gly)n7(DL-Nle)n71]7DL-Nle7Sarc-OC2H5 (169)
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µÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ, ÚÕÑ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÒÑÎËÒÇÒ-
ÕËÆÂ ÊÂÄËÔËÕ ÑÕ ÕÑÅÑ, Ô ÍÂÍÑÌ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÑÌ ÐÇÒÑÔÓÇÆ-
ÔÕÄÇÐÐÑ ÔÄâÊÂÐ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐ.

±ÑÎÖÚÇÐ ÓâÆ ÔÑÒÑÎËÒÇÒÕËÆËÎßÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÔÂÓÍÑ-
ÎËÊËÐÂ ÐÇÓÇÅÖÎâÓÐÑÅÑ ÔÕÓÑÇÐËâ 170 ë 177 78 Ë 178 ë 184.79

Poly(DL-Ala, DL-Val)7Sarc-OC2H5 (170),
Poly(Sar, DL-Val)7Sarc-OC2H5 (171),
Poly(Sar, DL-Nle)7Sarc-OC2H5 (172),
Poly(Gly, DL-Nle)7Sarc-OC2H5 (173),
Poly(Gly, DL-Leu)7Sarc-OC2H5 (174),
Poly(DL-Leu, DL-Nle)7Sarc-OC2H5 (175),
Poly(DL-Nle, Phe)7Sarc-OC2H5 (176),
Poly(DL-Nle, DL-Val)7Sarc-OC2H5 (177),
Poly(Lys, Gly)7Sarc-OC2H5 (178),
Poly(Lys, DL-Ala)7Sarc-OC2H5 (179),
Poly(Lys, DL-Val)7Sarc-OC2H5 (180),
Poly(Lys, DL-Nle)7Sarc-OC2H5 (181),
Poly(Lys, Phe)7Sarc-OC2H5 (182),
Poly(Asp, DL-Ala)7Sarc-OC2H5 (183),
Poly(Asp, DL-Nle)7Sarc-OC2H5 (184)

ªÊ ÔÑÒÑÎËÒÇÒÕËÆËÎßÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÐÂËÃÑÎÇÇ ÂÍÕËÄÐÞ
ÔÑÇÆËÐÇÐËâ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ ÅÎËÙËÐ ËÎË DL-ÂÎÂÐËÐ. ±ÑÍÂÊÂÐÑ,
ÚÕÑ ÍÂÍ ÅÑÏÑÒÑÎËÒÇÒÕËÆÞ, ÕÂÍ Ë ÔÑÒÑÎËÒÇÒÕËÆÞ ÑÍÂÊÞÄÂáÕ
ÄÞÓÂÉÇÐÐÑÇ ÂÐÕËÃÎÂÔÕËÚÇÔÍÑÇ ÆÇÌÔÕÄËÇ ÐÂ ÑÒÖØÑÎÇÄÞÇ
ÛÕÂÏÏÞ, ÑÆÐÂÍÑ ÒÑ ÔÄÑÇÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË Ä ÑÔÐÑÄÐÑÏ ÖÔÕÖÒÂáÕ
ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÖ. ²âÆ ÄÇÜÇÔÕÄ ÒÑ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË
Ä ÑÕÐÑÛÇÐËË ÐÇÍÑÕÑÓÞØ àÍÔÒÇÓËÏÇÐÕÂÎßÐÞØ ÛÕÂÏÏÑÄ ÑÒÖ-
ØÑÎÇÌ ÒÓÇÄÑÔØÑÆâÕ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐ Ë ÒÓË àÕÑÏ ÐÇ ÑÍÂÊÞÄÂáÕ
ÑÃÜÇÕÑÍÔËÚÇÔÍÑÅÑ ÄÑÊÆÇÌÔÕÄËâ ÐÂ ÑÓÅÂÐËÊÏ, ÕÂÍÑÅÑ ÍÂÍ
ÔÂÓÍÑÎËÊËÐ.82, 83

ªÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ ÍÑÐÝáÅÂÕÑÄ ÏÇÎ×ÂÎÂÐÂ Ô ÒÑÎË-L-ÂÏËÐÑ-
ÍËÔÎÑÕÂÏË, Ä ÚÂÔÕÐÑÔÕË Ô ÒÑÎË-L-ÎËÊËÐÑÏ (185, 186) Ë ÒÑÎË-L-
ÅÎÖÕÂÏËÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÑÌ (187, 188) Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÒÇÓÇÐÑÔÚËÍÑÄ
ÂÎÍËÎËÓÖáÜÇÅÑ ÄÇÜÇÔÕÄÂ Ä ÑÒÖØÑÎË, ÑÒËÔÂÐÑ Ä ÓÂÃÑÕÇ 84

(ÕÂÃÎ. 1). ±ÑÎË-L-ÎËÊËÐ ËÎË ÒÑÎË-L-ÅÎÖÕÂÏËÐÑÄÖá ÍËÔÎÑÕÖ
ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÎË Ô ÏÇÎ×ÂÎÂÐÑÏ ËÎË ÇÅÑ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏ
¥¸¤¬-ÏÇÕÑÆÑÏ, ÒÑÔÎÇ ÚÇÅÑ ÖÆÂÎâÎË ÒÓË ÐÇÑÃØÑÆËÏÑÔÕË
ÊÂÜËÕÐÞÇ ÅÓÖÒÒÞ.

¬ÑÐÝáÅÂÕÞ 185 ë 188 ÑÃÐÂÓÖÉËÎË Ä ÑÒÞÕÂØ in vitro ÂÎÍË-
ÎËÓÖáÜÖáÂÍÕËÄÐÑÔÕß 42 ë 70%ÒÑ ÔÓÂÄÐÇÐËá ÔÏÇÎ×ÂÎÂÐÑÏ.
±ÓË ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËË ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 187, 188 Ä ÑÒÞÕÂØ ÐÂ ÉËÄÑÕÐÞØ
ÃÞÎÑ ÖÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ, ÚÕÑ ÄÇÜÇÔÕÄÂ ÒÇÓÇÐÑÔËÎËÔß Ä ÑÒÖØÑÎË Ô
ÒÑÏÑÜßá ÎËÏ×ÂÕËÚÇÔÍÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ; àÕÑ ÏÑÉÇÕ ÃÞÕß ËÔÒÑÎß-
ÊÑÄÂÐÑ ÆÎâ ÒÓÇÆÑÕÄÓÂÜÇÐËâ ÄÑÊÐËÍÐÑÄÇÐËâ ÏÇÕÂÔÕÂÊÑÄ Ä
ÎËÏ×ÂÕËÚÇÔÍËØ ÖÊÎÂØ.

VI. ¡ÐÂÎÑÅË ÒÓËÓÑÆÐÞØ ÃÇÎÍÑÄ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ
4-[ÃËÔ-(2-ØÎÑÓàÕËÎ)ÂÏËÐÑ]×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐ
£ ÃÑÎßÛËÐÔÕÄÇ ÒÓËÄÇÆÇÐÐÞØ ÄÞÛÇ ÓÂÃÑÕ ÍÑÏÃËÐÂÙËâ ÂÏË-
ÐÑÍËÔÎÑÕ Ä ÙËÕÑÕÑÍÔËÚÇÔÍËØ ÒÇÒÕËÆÂØ ÐÑÔËÎÂ àÏÒËÓËÚÇÔÍËÌ
ØÂÓÂÍÕÇÓ Ë ÐÇ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÑÄÂÎÂ ÑÒÓÇÆÇÎÇÐÐÑÌ ÒÑÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎß-
ÐÑÔÕË ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ Ä ÒÓËÓÑÆÐÞØ ÒÇÒÕËÆÂØ. ¯ËÉÇ ÃÖÆÖÕ

ÒÓÇÆÔÕÂÄÎÇÐÞ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËâ ÒÑ ÔËÐÕÇÊÖ ÂÐÂÎÑÅÑÄ ÒÓËÓÑÆÐÞØ
ÃÇÎÍÑÄ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐ ËÎË ÇÅÑ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÞ.

´ÂÍ, Ä ÒÑËÔÍÂØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ, ÑÃÎÂÆÂáÜËØ ÃÑÎßÛÇÌ ËÊÃË-
ÓÂÕÇÎßÐÑÔÕßá ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÑÅÑ ÆÇÌÔÕÄËâ, ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ
ÍÑÓÑÕÍËÇ ÒÇÒÕËÆÞ 189,85, 86 190 ë 193,86 ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâáÜËÇ×ÓÂÅ-
ÏÇÐÕÞ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍË ÄÂÉÐÞØ ÃÇÎÍÑÄ, ÕÂÍËØ ÍÂÍ ÓËÃÑÐÖÍÎÇÂÊÂ
Ë ÅËÔÕÑÐÞ, ÒÑÔÍÑÎßÍÖ ËÊÄÇÔÕÐÑ, ÚÕÑ ÐÇÍÑÕÑÓÞÇ ×ÓÂÍÙËË
ÅËÔÕÑÐÑÄ ÑÃÎÂÆÂáÕ ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕßá ËÐÅËÃËÓÑÄÂÕß ¥¯¬-ÊÂÄË-
ÔËÏÞÌ ÔËÐÕÇÊ ²¯¬ Ä ÑÒÞÕÂØ in vitro.87 ë 89 ³ÂÓÍÑÎËÊËÐ ÄÄÑ-
ÆËÎË Ä ÒÇÒÕËÆ ÄÏÇÔÕÑ ×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐÂ, ÂÎÂÐËÐÂ ËÎË ÍÂÍ
ÆÑÒÑÎÐË-ÕÇÎßÐÖá ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÖ.

Lys7Val7Sarc-OH (189),
Lys7Arg7Nle7Sarc-OCH3 (190),
Lys7Sarc-OCH3 (191),
Ala7Lys7Sarc-OCH3 (192),
Ala7Ala7Lys7Sarc-OCH3 (193)

¯ÇÔÏÑÕÓâ ÐÂ ÐÂÎËÚËÇ ÎÂÃËÎßÐÑÌ ÃËÔ-(2-ØÎÑÓ-
àÕËÎ)ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÞ ÒÇÒÕËÆÞ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ ÑÔÕÂÕÑÍ ÔÂÓÍÑÎË-
ÊËÐÂ, ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÏÇÕÑÆÑÏ ÕÄÇÓÆÑ×ÂÊÐÑÅÑ ÔËÐÕÇÊÂ.
´ÂÍ, ÐÂ ÚÂÔÕËÚÐÑ ØÎÑÓÏÇÕËÎËÓÑÄÂÐÐÑÏ ÔÑÒÑÎËÏÇÓÇ ÔÕËÓÑÎÂ
Ë ÆËÄËÐËÎÃÇÐÊÑÎÂ ÒÑÎÖÚÇÐ ÏÑÆË×ËÙËÓÑÄÂÐÐÞÌ ÔÂÓÍÑÎËÊË-
ÐÑÏ ×ÓÂÅÏÇÐÕ ÅÎÖÕÂÕËÑÐÂ 194.90 £ ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÍÑÐÆÇÐÔËÓÖá-
ÜÇÅÑ ÔÓÇÆÔÕÄÂ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÎË ¥¸¤¬. °ÔÕÂÕÑÍ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ
ÒÓËÔÑÇÆËÐâÎË ÐÂ ÒÑÔÎÇÆÐÇÌ ÔÕÂÆËË.

HCO-Sarc7Cys7Gly-OH . NH(C6H11)2 (194)

£ ÏÇØÂÐËÊÏÇ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÑÅÑ ÆÇÌÔÕÄËâ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ
ÄÞâÄÎÇÐÞ ÆÄÂ ÑÔÐÑÄÐÞØ ÍÑÏÒÑÐÇÐÕÂ: âÆÇÓÐÞÌ, ÔÄâÊÂÐÐÞÌ Ô
ÐÂÓÖÛÇÐËÇÏ ÔÕÓÖÍÕÖÓÞ Ë ×ÖÐÍÙËÌ ¥¯¬ Ë âÆÇÓÐÞØ ÃÇÎÍÑÄ, Ë
ÏÇÏÃÓÂÐÐÞÌ, ÑÃÖÔÎÑÄÎÇÐÐÞÌ ÒÑÄÓÇÉÆÇÐËÇÏ ÄÐÖÕÓÇÐÐÇÌ
ÏÇÏÃÓÂÐÞ ÏËÕÑØÑÐÆÓËÌ Ë ÏÇÏÃÓÂÐ àÐÆÑÒÎÂÊÏÂÕËÚÇÔÍÑÅÑ
ÓÇÕËÍÖÎÖÏÂ. ªÏÇÐÐÑ ÄÕÑÓÑÌ ÍÑÏÒÑÐÇÐÕ ÔÕÂÎ ÑÔÐÑÄÑÌ ÒÑËÔÍÂ
ÄÇÜÇÔÕÄ, ÐÇÑÃÓÂÕËÏÑ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄÖáÜËØ Ô ÓÂÊÎËÚÐÞÏË
ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏË ÏÇÏÃÓÂÐ. °ÔÑÃÇÐÐÑ ÒÓËÄÎÇÍÂÕÇÎßÐÞÏË ÆÎâ
ÔÑÊÆÂÐËâ ÐÑÄÞØ ÎÇÍÂÓÔÕÄÇÐÐÞØ ÒÓÇÒÂÓÂÕÑÄ Ô àÕÑÌ ÕÑÚÍË
ÊÓÇÐËâ ÔÕÂÎË ÒÇÒÕËÆÐÞÇ ÅÑÓÏÑÐÞ, ÆÇÌÔÕÄÖáÜËÇ Ä ÄÇÔßÏÂ
ÐËÊÍËØ ÍÑÐÙÇÐÕÓÂÙËâØ Ë ÒÓÑâÄÎâáÜËÇ ÄÞÔÑÍÖá ÃËÑÎÑÅËÚÇÔ-
ÍÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß Ë ÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕß ÆÇÌÔÕÄËâ. ¯Â ÑÔÐÑÄÇ ×ÓÂÅ-
ÏÇÐÕÑÄ ÅËÒÑ×ËÊÂÓÐÞØ ÅÑÓÏÑÐÑÄ, ÕÂÍËØ ÍÂÍ ÎáÕÇËÐËÊËÓÖá-
ÜËÌ (­¤), ÂÆÇÐÑÍÑÓÕËÍÑÕÓÑÒÐÞÌ (¡¬´¤), ÔÑÏÂÕÑÕÓÑÒÐÞÌ Ë
a-ÏÇÎÂÐÑÙËÕÑÔÕËÏÖÎËÓÖáÜËÌ (a-®³¤), ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÔÑÇ-
ÆËÐÇÐËâ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐ ËÎË ÇÅÑ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÞ.
ªÔÔÎÇÆÑÄÂÐËâ 91 ÒÑÍÂÊÂÎË, ÚÕÑ a-®³¤ ÑÃÎÂÆÂÇÕ ÔÄÑÌÔÕÄÑÏ
ÔÄâÊÞÄÂÕßÔâ Ô ÒÎÂÊÏÂÕËÚÇÔÍËÏË ÏÇÏÃÓÂÐÂÏË ÑÒÓÇÆÇÎÇÐÐÞØ
ÕËÒÑÄ ÑÒÖØÑÎÇÄÞØ ÍÎÇÕÑÍ, ÑÔÑÃÇÐÐÑ Ô ÏÇÏÃÓÂÐÐÞÏË ÓÇÙÇÒ-
ÕÑÓÂÏË ÏÇÎÂÐÑÏÞ ÚÇÎÑÄÇÍÂ.

²âÆ ÓÂÃÑÕ 92 ë 102 ÒÑÔÄâÜÇÐ ÔËÐÕÇÊÖ ×ÓÂÅÏÇÐÕÑÄ a-®³¤
(195 ë 232), ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐ ËÎË ÇÅÑ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÞ
(ÕÂÃÎ. 2), Ô ÙÇÎßá ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÄÇÜÇÔÕÄ Ô ÄÞÔÑÍÑÌ ËÊÃËÓÂÕÇÎß-
ÐÑÔÕßá ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÑÅÑ ÆÇÌÔÕÄËâ.

³ÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÞ ÕÇÕÓÂÒÇÒÕËÆÑÄ 195, 196, 198, 199, ÔËÐÕÇ-
ÊËÓÑÄÂÐÐÞÇ ËÔØÑÆâ ËÊ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ, ÓÂÊÆÇÎâÎË ÏÇÕÑÆÑÏ
ÍÑÎÑÐÑÚÐÑÌ ØÓÑÏÂÕÑÅÓÂ×ËË. ¯Â ËØ ÑÔÐÑÄÇ ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÊÂÜË-
ÜÇÐÐÞÇ ÒÇÐÕÂÒÇÒÕËÆÞ 216 ë 219.92

³ÑÇÆËÐÇÐËâ 220 ë 227 ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÎË ËÊ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ
ÒÇÒÕËÆÑÄ Ô N-ÍÑÐÙÇÄÞÏ ×ÑÓÏËÎÔÂÓÍÑÎËÊËÐÑÏ, ÊÂÕÇÏ ËØ
ÓÂÊÆÇÎâÎË ØÓÑÏÂÕÑÅÓÂ×ËÚÇÔÍË ÐÂ ÍÑÎÑÐÍÂØ Ô ÔËÎËÍÂÅÇÎÇÏ Ë
ÄÞÆÇÎâÎË ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ N-×ÑÓÏËÎÏÇÎ×ÂÎÂÐÂ Ë N-×ÑÓÏËÎ-
ÏÇÆ×ÂÎÂÐÂ. ±ÑÔÎÇ ÖÆÂÎÇÐËâ ×ÑÓÏËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ àÕË ÔÑÇÆË-
ÐÇÐËâ ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÎË Ô N-ÍÑÐÙÇÄÞÏ ×ÓÂÅÏÇÐÕÑÏ.

±ÓË ËÊÖÚÇÐËË ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË ÖÔÕÂÐÑÄ-
ÎÇÐÑ, ÚÕÑ ÐÇÍÑÕÑÓÞÇ ËÊ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÑÃÎÂÆÂáÕ ÂÐÕËÃÎÂÔÕË-
ÚÇÔÍËÏ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÐÂ ÓâÆÇ ÒÇÓÇÄËÄÂÇÏÞØ ÑÒÖØÑÎÇÌ. °ÆÐÂÍÑ
ÊÂÏÇÕÐÞØ ÒÓÇËÏÖÜÇÔÕÄ ÒÑ ÔÓÂÄÐÇÐËá Ô ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÑÏ ÐÇ
ÄÞâÄÎÇÐÑ.101 ¢ÑÎÇÇ ÂÍÕËÄÐÞ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ Ô ÏÇÎ×ÂÎÂÐÑÏ.
¬ÑÐÝáÅÂÕ a-®³¤ Ô ÏÇÎ×ÂÎÂÐÑÏ 232 ÒÓÑâÄËÎ ÃÑÎßÛÇÇ ÔÓÑÆ-
ÔÕÄÑ Í ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏ, ÚÇÏ ÒÓÑÔÕÑ ÔÏÇÔß àÕËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ.102

µÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ, ÚÕÑ ÊÂÏÇÐÂ ÏÇÕËÑÐËÐÂ, ÂÓÅËÐËÐÂ ËÎË ×ÇÐËÎ-
ÂÎÂÐËÐÂ Ä ËÔØÑÆÐÑÌ ÒÑÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎßÐÑÔÕË a-®³¤ÏÇÎ×ÂÎÂÐÑÏ

´ÂÃÎËÙÂ 1. ³ÑÔÕÂÄ ÍÑÐÝáÅÂÕÑÄ ÒÑÎËÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ Ô ÏÇÎ×ÂÎÂÐÑÏ

³ÑÔÕÂÄ ÍÑÐÝáÅÂÕÑÄ Mel7poly(L-Lys) Mel7poly(L-Glu)

185 186 187 188

¬ÑÎËÚÇÔÕÄÑ ÂÏËÐÑ- 6.7 6.9 23.0 23.1
ÍËÔÎÑÕÐÞØ ÑÔÕÂÕÍÑÄ,
ÒÓËØÑÆâÜËØÔâ ÐÂ ÑÆÐÖ
ÏÑÎÇÍÖÎÖ ÏÇÎ×ÂÎÂÐÂ

¬ÑÎËÚÇÔÕÄÑ ÏÑÎÇÍÖÎ 83.0 2.3 20.2 4.7
ÏÇÎ×ÂÎÂÐÂ, ÒÓËØÑÆâ-
ÜËØÔâ ÐÂ ÑÆÐÖ ÏÑÎÇÍÖ-
ÎÖ ÒÑÎËÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÞ
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Ac Sarc Arg

NO2

OCH3

Ac-Ser Tyr Ser Met Glu His
1 2 3 4 5 6

Arg Trp Gly Lys Pro Val-NH2

7 8 9 10 11 12 13

Phe

Mel NH2

Mel NH2

Mel NH2

Form a-Sarc Arg

NO2

OCH3

Sarc Sarc Arg

NO2

OCH3

Ac-Sarc Lys

CHO

OCH3

Form a-Sarc Lys

CHO

OCH3

Sarc Sarc Lys

CHO

OCH3

Ac-Sarc OCH3

Ac-Sarc Lys OCH3

Form a-Sarc Lys OCH3

Mel Arg

NO2

OCH3Z

Med Arg

NO2

OCH3Z

Mel Lys

CHO

OCH3Z

Med Lys

CHO

OCH3Z

Mel OHH

Mel Lys

Z b

OCH3

Med Lys

Z b

OCH3

Mel Lys OCH3

Med Lys OCH3

Mel OCH3

Med OCH3

Mel Arg

NO2

OCH3

Med Arg

NO2

OCH3

Form a-Sarc OCH3

´ÂÃÎËÙÂ 2. ¡ÎÍËÎËÓÖáÜËÇ ÂÐÂÎÑÅË a-ÏÇÎÂÐÑÙËÕÑÔÕËÏÖÎËÓÖáÜÇÅÑ ÅÑÓÏÑÐÂ

³ÑÇÆËÐÇÐËÇ ¶ÑÓÏÖÎÂ ³ÔÞÎÍË

a-®³¤

195 92

196 92

197 92

198 92

199 92

200 92

201 93

202 93

203 93

204 93

205 94

206 94

207 94

208 94

209 94

210 94

211 95, 96

212 95, 96

213 96

214 96 ë 100

215 96 ë 100

216 92

217 92

218 92

219 92

220 94, 101

1130 £.±.¬ÓÂÔÐÑÄ, ¦.¡.¨ÆÂÐÑÄÂ, ­.ª.³ÏËÓÐÑÄÂ



ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÐÇÑÃÓÂÕËÏÑÏÖ ÔÄâÊÞÄÂÐËá ÍÑÐÝáÅÂÕÂ Ô ÓÇÙÇÒÕÑ-
ÓÑÏ Ë ÒÓÑÎÑÐÅËÓÑÄÂÐËá ÆÇÌÔÕÄËâ, Ä ÔÎÖÚÂÇ ÊÂÏÇÐÞ ÅÎËÙËÐÂ
ÐËÍÂÍÑÅÑ ËÐÅËÃËÓÑÄÂÐËâ ÐÇ ÑÃÐÂÓÖÉÇÐÑ.96

¯ÂÌÆÇÐÑ, ÚÕÑ ÒÇÒÕËÆÞ 214, 215, 228, 230 ÒÓÑâÄÎâáÕ
ÏÇÐßÛÇÇ ÏÖÕÂÅÇÐÐÑÇ ÆÇÌÔÕÄËÇ, ÚÇÏ ÏÇÎ×ÂÎÂÐ. ®ÑÉÐÑ ÒÓÇÆ-
ÒÑÎÑÉËÕß, ÚÕÑ ÒÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË àÕËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ
ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÞØ ÔÓÇÆÔÕÄ ÄÇÓÑâÕÐÑÔÕß ÄÑÊÐËÍÐÑÄÇÐËâ ÄÕÑ-
ÓËÚÐÞØ ÑÒÖØÑÎÇÌ ÃÖÆÇÕ ÐËÉÇ, ÚÇÏ ÒÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË ÏÇÎ×Â-
ÎÂÐÂ.99 ±ÇÒÕËÆÞ 214, 215, 228, 230 ÓÂÊÎËÚÂáÕÔâ ÏÇÉÆÖ ÔÑÃÑÌ
ÒÑ ÕÑÍÔËÚÐÑÔÕË Í ÑÒÓÇÆÇÎÇÐÐÞÏ ÄËÆÂÏ ÍÎÇÕÑÍ. £ÔÇ ÑÐË
ÑÃÎÂÆÂáÕ ÏÇÐßÛÇÌ ÙËÕÑÕÑÍÔËÚÐÑÔÕßá ÒÑ ÔÓÂÄÐÇÐËá Ô ÏÇÎ-
×ÂÎÂÐÑÏ.101

£ ÒÑÔÎÇÆÐÇÇ ÄÓÇÏâ ÒÓÇÆÒÓËÐËÏÂáÕÔâ ÒÑÒÞÕÍË ÒÑÄÞÔËÕß
ËÊÃËÓÂÕÇÎßÐÑÔÕß ÆÇÌÔÕÄËâ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ ÒÖÕÇÏ ÇÅÑ ÒÓËÔÑÇÆË-
ÐÇÐËâ Í ÅÑÓÏÑÐÂÏ ÅËÒÑÕÂÎÂÏÖÔÂ, ÕÂÍ ÐÂÊÞÄÂÇÏÞÏ ÓËÎËÊËÐÅ-
×ÂÍÕÑÓÂÏ ËÎË ÓËÎËÊËÐÅ-ËÐÅËÃËÓÖáÜËÏ ×ÂÍÕÑÓÂÏ (ÒÑ ÆÓÖ-
ÅÑÌ ÐÑÏÇÐÍÎÂÕÖÓÇ ì ÎËÃÇÓËÐÂÏ Ë ÔÕÂÕËÐÂÏ), ÍÑÕÑÓÞÇ ÔÑÑÕ-
ÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ ÔÕËÏÖÎËÓÖáÕ ËÎË ÖÅÐÇÕÂáÕ ÑÔÄÑÃÑÉÆÇÐËÇ ÅËÒÑ-
×ËÊÂÓÐÞØ ÅÑÓÏÑÐÑÄ. ²ÇÅÖÎËÓÖâ ÆÇâÕÇÎßÐÑÔÕß ÅËÒÑ×ËÊÂÓÐÑ-
ÐÂÆÒÑÚÇÚÐËÍÑÄÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ Ë ÔÕÇÓÑËÆÑÅÇÐÇÊ, ÅÑÓÏÑÐÞ ÅËÒÑÕÂ-
ÎÂÏÖÔÂ ÑÍÂÊÞÄÂáÕ ÄÑÊÆÇÌÔÕÄËÇ ÐÂ ÅÑÓÏÑÐÑ-ÊÂÄËÔËÏÞÇ ÑÒÖ-
ØÑÎË. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÂÐÂÎÑÅË ÓËÎËÊËÐÅ-×ÂÍÕÑÓÂ ­¤ Ë ÓËÎËÊËÐÅ-
×ÂÍÕÑÓÂ ÅÑÐÂÆÑÕÓÑÒËÐÂ ÑÃÎÂÆÂáÕ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÞÏ ÆÇÌ-
ÔÕÄËÇÏ Ä ÑÕÐÑÛÇÐËË àÍÔÒÇÓËÏÇÐÕÂÎßÐÞØ ÑÒÖØÑÎÇÌ.103 °ÆËÐ
ËÊ ÂÐÂÎÑÅÑÄ ÓËÎËÊËÐÅ-×ÂÍÕÑÓÂ ÅÑÐÂÆÑÕÓÑÒËÐÂ ÖÔÒÇÛÐÑ ÒÓË-
ÏÇÐâÇÕÔâ Ä ÏÇÆËÙËÐÔÍÑÌ ÒÓÂÍÕËÍÇ ÒÓË ÎÇÚÇÐËË ÅÑÓÏÑÐÑÊÂÄË-
ÔËÏÞØ ÑÒÖØÑÎÇÌ.104 ®ÇÎÂÐÑÔÕÂÕËÐ ÒÓÑâÄÎâÇÕ ËÐÅËÃËÓÖáÜÇÇ
ÆÇÌÔÕÄËÇ Ä ÑÕÐÑÛÇÐËË ÏÇÎÂÐÑÏÞ.105 ë 107 ¤ËÒÑÕÂÎÂÏËÚÇÔÍËÇ
ÅÑÓÏÑÐÞ ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâáÕ ÔÑÃÑÌ ÒÇÒÕËÆÞ Ô ÑÕÐÑÔËÕÇÎßÐÑ ÐÇ-
ÃÑÎßÛËÏ ÚËÔÎÑÏ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ, ÚÕÑ ÆÇÎÂÇÕ ËØ ÔËÐÕÇÊ ÔÓÂÄÐË-
ÕÇÎßÐÑ ÒÓÑÔÕÞÏ Ë ÆÑÔÕÖÒÐÞÏ.

¿ÕÑ ÒÑÔÎÖÉËÎÑ ÔÕËÏÖÎÑÏ ÆÎâ ÔËÐÕÇÊÂ Ë ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËâ
ÂÐÂÎÑÅÑÄ ÓËÎËÊËÐÅ-ËÐÅËÃËÓÖáÜÇÅÑ ×ÂÍÕÑÓÂ a-®³¤ (ÏÇÎÂ-
ÐÑÔÕÂÕËÐÂ) ì ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 233,108 234,108 ë 110 235,108, 109

236 ë 238,108 239,108, 110, 111 240.109, 111

Pro7Leu7Gly-NH2 (ÏÇÎÂÐÑÔÕÂÕËÐ),
Pro7Sarc7Gly-NH2 (233),
Pro7Mel7Gly-NH2 (234),
Pro7Med7Gly-NH2 (235),
HCO-Sarc7Pro7Leu7Gly-NH2 (236),
HCO-Mel7Pro7Leu7Gly-NH2 (237),
HCO-Med7Pro7Leu7Gly-NH2 (238),
Mel7Pro7Leu7Gly-NH2 (239),
Med7Pro7Leu7Gly-NH2 (240)

£ÞâÄÎÇÐÂ ÃÑÎÇÇ ÄÞÔÑÍÂâ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÏÇÎÂÐÑÔÕÂÕËÐÂ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÏÇÎ×ÂÎÂÐ, ÒÑ
ÔÓÂÄÐÇÐËá Ô ËØ ÏÇÆ×ÂÎÂÐÑÄÞÏË ÂÐÂÎÑÅÂÏË.109 °ÃÐÂÓÖ-
ÉÇÐÑ, ÚÕÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕ ÏÇÎÂÐÑÔÕÂÕËÐÂ Ä ÔÑÇÆËÐÇÐËË 237 ÊÂÜË-
ÜÂÇÕ ÑÓÅÂÐËÊÏ ÑÕ ÕÑÍÔËÚÇÔÍÑÅÑ ÆÇÌÔÕÄËâ ÏÇÎ×ÂÎÂÐÂ.110

¤ÑÓÏÑÐÞ ÅËÒÑÕÂÎÂÏÖÔÂ Ë ËØ ÂÐÂÎÑÅË ËÐÅËÃËÓÖáÕ ÄÞÆÇ-
ÎÇÐËÇ ÃÇÎÍÑÄÞØ ÅÑÓÏÑÐÑÄ ÅËÒÑ×ËÊÂ, Â ÕÇ, Ä ÔÄÑá ÑÚÇÓÇÆß,
ËÐÅËÃËÓÖáÕ ÄÞÆÇÎÇÐËÇ ÔÕÇÓÑËÆÐÞØ ÅÑÓÏÑÐÑÄ ÐÂÆÒÑÚÇÚÐË-
ÍÑÄ, ÖÓÑÄÐË ÍÑÕÑÓÞØ Ä ÅÑÓÏÑÐÑÊÂÄËÔËÏÞØ ÑÒÖØÑÎâØ ÒÑÄÞ-
ÛÇÐÞ. £ ÔÄâÊË Ô àÕËÏ ÂÐÂÎÑÅË ÅÑÓÏÑÐÑÄ ÅËÒÑÕÂÎÂÏÖÔÂ ÏÑÅÖÕ
ÃÞÕß ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÞ ÆÎâ ÔÑÊÆÂÐËâ ÂÅÇÐÕÑÄ Ô ÄÞÔÑÍÑÌ ËÊÃËÓÂ-
ÕÇÎßÐÑÔÕßá ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÑÅÑ ÆÇÌÔÕÄËâ. ³ËÐÕÇÊ ÒÓËÊÄÑÆ-
ÐÞØ ÓËÎËÊËÐÅ-×ÂÍÕÑÓÂ ­¤ (ÎáÎËÃÇÓËÐÂ) ÒÓËÄÇÎ Í ÑÃÐÂÓÖ-
ÉÇÐËá ÄÇÜÇÔÕÄ Ô ÂÅÑÐËÔÕËÚÇÔÍËÏË Ë ÂÐÕÂÅÑÐËÔÕËÚÇÔÍËÏË
ÔÄÑÌÔÕÄÂÏË. ¿ÕË ÔÑÇÆËÐÇÐËâ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÎËÔß ÍÂÍ ÔËÎßÐÑÆÇÌ-
ÔÕÄÖáÜËÇ ÍÑÐÕÓÂÙÇÒÕËÄÞ. ­áÎËÃÇÓËÐ ÍÑÐÕÓÑÎËÓÖÇÕ ÄÞÔÄÑ-
ÃÑÉÆÇÐËÇ ­¤ Ë ×ÑÎÎËÍÖÎÑÔÕËÏÖÎËÓÖáÜÇÅÑ ÅÑÓÏÑÐÂ (¶³¤),
ÍÑÕÑÓÞÇ, Ä ÔÄÑá ÑÚÇÓÇÆß, ÔÕËÏÖÎËÓÖáÕ ÔËÐÕÇÊ ÒÑÎÑÄÞØ
ÅÑÓÏÑÐÑÄ. ¯Â ÑÔÐÑÄÇ ÂÐÂÎÑÅÑÄ ÎáÎËÃÇÓËÐÂ Ô ÂÅÑÐËÔÕËÚÇÔ-
ÍËÏË Ë ÂÐÕÂÅÑÐËÔÕËÚÇÔÍËÏË ÔÄÑÌÔÕÄÂÏË ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ ÓâÆ
ÒÇÒÕËÆÑÄ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÏÇÆ×ÂÎÂÐ (241 ë 259) (ÕÂÃÎ. 3).112 ë 116

£ÄÇÆÇÐËÇ ÅËÆÓÑ×ÑÃÐÞØ D-ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËâ 1, 2,
3, 6 Ë ÚÂÔÕËÚÐÑ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËâ 5 Ë 10 Ä ËÔØÑÆÐÑÌ ÒÑÔÎÇÆÑÄÂ-
ÕÇÎßÐÑÔÕË ÎáÎËÃÇÓËÐÂ ÒÓËÄÇÎÑ Í ÔÑÊÆÂÐËá ÔËÎßÐÞØ ÂÐÕÂÅÑ-
ÐËÔÕÑÄ. ¡ ÄÄÇÆÇÐËÇ Ä ÏÑÎÇÍÖÎÞ ÅÑÓÏÑÐÑÄ ×ÓÂÅÏÇÐÕÑÄ
ËÊÄÇÔÕÐÞØ Ä ÑÐÍÑÎÑÅËË ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÞØ ÒÓÇÒÂÓÂÕÑÄ,

Ac-Ser Tyr Ser Met Glu His Arg Trp Gly Lys Pro Val-NH2

11 12 13

Phe

H Med OH

H Mel Lys OH

H Med Lys OH

H Mel OH

H Med OH

H Mel Lys OH

H Med Lys OH

Nle Med OCH3

Nle Mel OCH3

Mel phe c OCH3

Mel OCH3

Ac Lys NH2

Mel

1 2 3 4 5 6 7 8 9 10

´ÂÃÎËÙÂ 2. ¡ÎÍËÎËÓÖáÜËÇ ÂÐÂÎÑÅË a-ÏÇÎÂÐÑÙËÕÑÔÕËÏÖÎËÓÖáÜÇÅÑ ÅÑÓÏÑÐÂ (±ÓÑÆÑÎÉÇÐËÇ)

³ÑÇÆËÐÇÐËÇ ¶ÑÓÏÖÎÂ ³ÔÞÎÍË

a-®³¤

221 94, 101

222 94, 101

223 94, 101

224 94, 101

225 94, 101

226 94, 101

227 94, 101

228 96, 98 ë 100

229 96

230 96, 98 ë 100

231 96

232 102

±ÓËÏÇÚÂÐËÇ. °ÔÕÂÕÍË ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ, ËÆÇÐÕËÚÐÞÇ ÕÂÍÑÄÞÏ Ä ËÔØÑÆÐÑÏ ÒÓËÓÑÆÐÑÏ ÒÇÒÕËÆÇ, ÑÃÑÊÐÂÚÇÐÞ ÔÒÎÑÛÐÑÌ ÎËÐËÇÌ. Â Form=HCO.
bZ=C6H5CH2OCO. c ©ÆÇÔß Ë ÆÂÎÇÇ ÐÂÒËÔÂÐËÇ ÛË×ÓÂ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÞ ÔÑ ÔÕÓÑÚÐÑÌ ÃÖÍÄÞ ÑÊÐÂÚÂÇÕ D-ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËá.
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ÕÂÍËØ ÍÂÍ ÏÇÎ×ÂÎÂÐ ËÎË ÇÅÑ D-àÐÂÐÕËÑÏÇÓ, ÏÑÉÇÕ ÒÑÏÑÚß
ÓÇÛËÕß ÒÓÑÃÎÇÏÖ ÆÑÔÕËÉÇÐËâ ÃÑÎÇÇ ÄÞÔÑÍÑÌ ËÊÃËÓÂÕÇÎß-
ÐÑÔÕË ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÑÅÑ ÆÇÌÔÕÄËâ. ±ÇÒÕËÆÐÂâ ÚÂÔÕß ÂÐÂ-
ÎÑÅÂ ÎáÎËÃÇÓËÐÂ ÆÂÇÕ ÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕß ÒÑÄÞÔËÕß ËÊÃËÓÂÕÇÎß-
ÐÑÔÕß ÆÇÌÔÕÄËâ ÂÎÍËÎËÓÖáÜÇÅÑ ÂÅÇÐÕÂ ÊÂ ÔÚÇÕ ÒÑÄÞÛÇÐÐÑÅÑ
ÔÓÑÆÔÕÄÂ ÒÇÒÕËÆÐÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ Í ÑÒÓÇÆÇÎÇÐÐÞÏ ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏ
ÏÇÏÃÓÂÐ ÍÎÇÕÑÍ ÅÑÓÏÑÐÑÊÂÄËÔËÏÞØ ÑÒÖØÑÎÇÌ. µÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ,
ÚÕÑ ÔÄâÊÞÄÂÐËÇ âÄÎâÇÕÔâ ÑÃÓÂÕËÏÞÏ Ë ÐËÍÂÍÑÅÑ ÂÎÍËÎËÓÑ-
ÄÂÐËâ ÓÇÙÇÒÕÑÓÑÄ ÐÇ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ. ±ÓË àÕÑÏ ÏÑÉÇÕ ÐÂÓÖ-

ÛÂÕßÔâ ÙÇÒÑÚÍÂ ÃËÑØËÏËÚÇÔÍËØ ÓÇÂÍÙËÌ, ÒÓÑÕÇÍÂáÜËØ Ä
ÍÎÇÕÍÇ.112

±ÇÒÕËÆÞ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ Ä ÑÔÐÑÄÐÑÏ ÕÄÇÓÆÑ×ÂÊÐÞÏ
ÏÇÕÑÆÑÏ Ë ÕÑÎßÍÑ ÃÑÍÑÄÞÇ ÙÇÒË ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐÞ äÍÎÂÔÔËÚÇÔ-
ÍËÏã ÏÇÕÑÆÑÏ. °ÚËÔÕÍÖ ÒÑÎÖÚÇÐÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÒÓÑÄÑÆËÎË Ô
ÒÑÏÑÜßá £¿¨·. ®ÇÆ×ÂÎÂÐ ÃÞÎ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐ ÍÂÍ ÄÇÔßÏÂ
ÒÑÆØÑÆâÜËÌ ÅËÆÓÑ×ÑÃÐÞÌ ÑÔÕÂÕÑÍ D-ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÞ, ÍÑÕÑ-
ÓÞÌ ÏÑÉÇÕ ÑÃÇÔÒÇÚËÕß ÒÑÄÞÛÇÐÐÖá ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÖá ÂÍÕËÄ-
ÐÑÔÕß ÂÐÂÎÑÅÑÄ ÎáÎËÃÇÓËÐÂ.113

pGlu His Trp Ser Tyr Gly Leu Arg Pro Gly-NH2

Med NH2H

Med NH2trpPhe(pCl)aAc-Pro

Med ala-NH2
cArgtrpPhe(pCl)Ac-Nal(2)b

Med ala-NH2ArgPal(3)dPhe(pCl)Ac-Nal(2)

lys NH2

Med

H

lys NH2

A2prd(Med)2

H

orn NH2

Med

H

orn NH2

A2pr(Med)2

H

lys ala-NH2

Med

trpPhe(pCl)Ac-Nal(2)

Ac-Nal(2) Phe(pCl) trp Arg

Med

ala-NH2lys

Ac-Nal(2) Phe(pCl) trp Arg

A2pr(Med)2

ala-NH2lys

Arg

Med

ala-NH2lysPal(3)Phe(pCl)Ac-Nal(2)

Arg

A2pr(Med)2

ala-NH2lysPal(3)Phe(pCl)Ac-Nal(2)

lys NH2

Med

IAe

IA orn NHC2H5

Med

lys NHC2H5

Med

Ac

orn NHC2H5

Med

Ac

lys NHC2H5

Med

Ac

lys NHC2H5

Ac-Med

Ac

9 101 2 3 4 5 6 7 8

´ÂÃÎËÙÂ 3. ¡ÎÍËÎËÓÖáÜËÇ ÂÐÂÎÑÅË ÎáÎËÃÇÓËÐÂ

³ÑÇÆËÐÇÐËÇ ¶ÑÓÏÖÎÂ ³ÔÞÎÍË

­áÎËÃÇÓËÐ

241 113, 114
242 113
243 113
244 113, 114
245 112, 115

246 112, 115

247 112, 115

248 112, 115

249 112

250 112

251 112, 115

252 112, 115

253 112, 115

254 116

255 116

256 116

257 116

258 116

259 116

a Phe(pCl) ì Ò-ØÎÑÓ-D-×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐ. bNal(2) ì 3-(2-ÐÂ×ÕËÎ)-D-ÂÎÂÐËÐ. c Pal(3) ì 3-(3-ÒËÓËÆËÎ)-D-ÂÎÂÐËÐ. dA2pr ì ÑÔÕÂÕÑÍ ÆËÂÏËÐÑÒÓÑ-
ÒËÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ [7NH7CH27CH(NH7)]CO7. e IA ì ÑÔÕÂÕÑÍ ËÐÆÑÎ-3-ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ.

1132 £.±.¬ÓÂÔÐÑÄ, ¦.¡.¨ÆÂÐÑÄÂ, ­.ª.³ÏËÓÐÑÄÂ



°ÔÕÂÕÑÍ ÏÇÆ×ÂÎÂÐÂ ÎËÃÑ ÐÇÒÑÔÓÇÆÔÕÄÇÐÐÑ ÄÄÑÆËÎË Ä
ÒÇÒÕËÆÐÖá ÙÇÒß Ä ÒÑÎÑÉÇÐËÇ 6 ÄÏÇÔÕÑ ÑÔÕÂÕÍÂ ÅÎËÙËÐÂ,
ÎËÃÑ ÒÓËÔÑÇÆËÐâÎË Í o-ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÇ ÎËÊËÐÂ Ë ÑÓÐËÕËÐÂ,
ÓÂÔÒÑÎÑÉÇÐÐÞØ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 6 ×ÓÂÅÏÇÐÕÑÄ ÎáÎËÃÇÓËÐÂ. £
ÓâÆÇ ÔÎÖÚÂÇÄ ÆÎâ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ Í ÎËÊËÐÖ ËÎË ÑÓÐËÕËÐÖ ÆÄÖØ
ÏÑÎÇÍÖÎ ÏÇÆ×ÂÎÂÐÂ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÔÄâÊÖáÜÇÅÑ ÊÄÇÐÂ ËÔÒÑÎßÊÑ-
ÄÂÎË ÑÔÕÂÕÑÍ ÆËÂÏËÐÑÒÓÑÒËÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ. ±ÑÄÞÛÇÐËÇ
×ÇÓÏÇÐÕÂÕËÄÐÑÌ ÖÔÕÑÌÚËÄÑÔÕË Ë ÒÑÎÖÚÇÐËÇ ÂÍÕËÄÐÞØ ÔÑÇÆË-
ÐÇÐËÌ ÆÑÔÕËÅÂÎÑÔß ÆÑÒÑÎÐËÕÇÎßÐÞÏ ÄÍÎáÚÇÐËÇÏ ÄÏÑÎÇÍÖÎÞ
ÒÇÒÕËÆÑÄ ÑÔÕÂÕÍÑÄ D-ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ. °ÙÇÐËÄÂâ ÓÇÊÖÎßÕÂÕ
ÏÑÆË×ËÍÂÙËË ËÔØÑÆÐÑÌ ÒÑÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎßÐÑÔÕË ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ Ä
ÎáÎËÃÇÓËÐÇ (ÒÑÎÑÉÇÐËâ 3 Ë 6) Ä ÔÑÇÆËÐÇÐËâØ 254 ë 259 ÏÑÉÐÑ
ÖÃÇÆËÕßÔâ, ÚÕÑ ÔÖÜÇÔÕÄÖÇÕ ÕÑÐÍËÌ ÃÂÎÂÐÔ ÏÇÉÆÖ ÂÅÑÐËÔÕËÚÇ-
ÔÍÑÌ Ë ÂÐÕÂÅÑÐËÔÕËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá, ÑÃÖÔÎÑÄÎÇÐÐÞÌ
ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâÏË Ä àÕËØ ÒÑÎÑÉÇÐËâØ. ©ÂÏÇÐÂ D-ÎËÊËÐÂ ÐÂ D-
ÑÓÐËÕËÐ Ä ÔÑÇÆËÐÇÐËâØ 254, 255 ÒÓËÄÇÎÂ Í ÒÑÄÞÛÇÐËá
ÔÓÑÆÔÕÄÂ Í ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏ ÑÒÖØÑÎË ÏÑÎÑÚÐÑÌ ÉÇÎÇÊÞ. ³ÓÇÆË
ÂÐÂÎÑÅÑÄ ÎáÎËÃÇÓËÐÂ ÐÂËÄÞÔÛÖá ÂÅÑÐËÔÕËÚÇÔÍÖá Ë ÂÐÕÂÅÑ-
ÐËÔÕËÚÇÔÍÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÒÓÑâÄËÎË ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ ÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËâ 241, 244, ÑÃÐÂÓÖÉËÄÛËÇ ÄÞÔÑÍÑÇ ÔÓÑÆÔÕÄÑ Í ÏÇÏÃÓÂÐÐÞÏ
ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏ ÍÎÇÕÑÍ ÓâÆÂ ÑÒÖØÑÎÇÌ.

³ÑÇÆËÐÇÐËâ 245 ë 253 ËÐÅËÃËÓÖáÕ ÄÍÎáÚÇÐËÇ [3H]-ÕËÏË-
ÆËÐÂ Ä ¥¯¬ Ä ÍÖÎßÕÖÓÂØ ÑÒÖØÑÎÇÌ ÏÑÎÑÚÐÑÌ ÉÇÎÇÊÞ Ë
ÒÓÑÔÕÂÕÞ, Â ÕÂÍÉÇ ÕÑÓÏÑÊâÕ ÓÑÔÕ ÑÒÖØÑÎË ÒÓÑÔÕÂÕÞ (Ä
àÍÔÒÇÓËÏÇÐÕÇ ÐÂ ÉËÄÑÕÐÞØ). ±ÇÒÕËÆÞ 254 ë 259 ØÂÓÂÍÕÇÓË-
ÊÖáÕÔâ ÛËÓÑÍËÏ ÔÒÇÍÕÓÑÏ ÔÓÑÆÔÕÄÂ Í ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏ ÅËÒÑ×ËÊÂ
Ë ÍÎÇÕÑÚÐÞØ ÏÇÏÃÓÂÐ ÑÒÖØÑÎÇÌ ÏÑÎÑÚÐÑÌ ÉÇÎÇÊÞ Ë ÒÓÑ-
ÔÕÂÕÞ.

³ËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ ÓâÆ ÂÐÂÎÑÅÑÄ ÅÑÐÂÆÑÕÓÑÒËÐ-ÓËÎËÊËÐÅ ÅÑÓ-
ÏÑÐÂ (ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 260),117 Ä ÍÑÕÑÓÞØ ÏÇÎ×ÂÎÂÐ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐ Í
ÏÑÎÇÍÖÎÇ-ÒÇÓÇÐÑÔÚËÍÖ ÊÂ ÔÚÇÕ ÆÑÒÑÎÐËÕÇÎßÐÞØ ×ÖÐÍÙËÑ-
ÐÂÎßÐÞØ ÅÓÖÒÒ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÞ, ÐÂØÑÆâÜÇÌÔâ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 6.
¿ÕË ÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÞ Ä ÄÇÕÇÓËÐÂÓËË ÆÎâ
ÔÕÇÓËÎËÊÂÙËË ÉËÄÑÕÐÞØ Ë Ä ÏÇÆËÙËÐÇ ÒÓË ØËÏËÑÕÇÓÂÒËË
ÅÑÓÏÑÐÑÊÂÄËÔËÏÞØ ÑÒÖØÑÎÇÌ.

¥Îâ àÕËØ ÉÇ ÙÇÎÇÌ ÒÑÎÖÚÇÐ ÆÓÖÅÑÌ ÓâÆ ÃÎËÊÍËØ ÒÑ
ÔÕÓÖÍÕÖÓÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÅÑÐÂÆÑÕÓÑÒËÐ-ÓËÎËÊËÐÅ ÅÑÓÏÑÐÂ
261.118

°ÔÑÃÞÌ ËÐÕÇÓÇÔ ÆÎâ ÑÐÍÑÎÑÅËË ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâáÕ ÂÐÂÎÑÅË
ÅËÒÑÕÂÎÂÏËÚÇÔÍÑÅÑ ÅÑÓÏÑÐÂ ÔÑÏÂÕÑÔÕÂÕËÐÂ. ¬ÑÐÙÇÒÙËâ ÄÑÊ-
ÆÇÌÔÕÄËâ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÔÑÏÂÕÑÔÕÂÕËÐÂ ÐÂ ÑÒÖØÑÎË ÂÐÂÎÑ-
ÅËÚÐÂ ÕÂÍÑÄÑÌ ÆÎâ ÎáÎËÃÇÓËÐÂ. ´ÇÕÓÂÆÇÍÂÒÇÒÕËÆ ì
ÔÑÏÂÕÑÔÕÂÕËÐ (262) ì âÄÎâÇÕÔâ ËÐÅËÃËÕÑÓÑÏ ÄÞÔÄÑÃÑÉÆÇ-
ÐËâ ÅÑÓÏÑÐÂ ÓÑÔÕÂ Ë ÑÃÎÂÆÂÇÕ ÛËÓÑÍËÏ ÔÒÇÍÕÓÑÏ ËÐÅËÃË-
ÓÖáÜËØ ÔÄÑÌÔÕÄ.

¯ÇÍÑÕÑÓÞÇ ËÊ ÇÅÑ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÄÑÛÎË Ä ÏÇÆËÙËÐÔÍÖá
ÒÓÂÍÕËÍÖ.119 ¬ÑÐ×ÑÓÏÂÙËÑÐÐÞÌ ÂÐÂÎËÊ Ë ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËâ ÔÄâÊË
ÏÇÉÆÖ ÔÕÓÖÍÕÖÓÑÌ Ë ×ÖÐÍÙËÇÌ ÂÐÂÎÑÅÑÄ ÔÑÏÂÕÑÔÕÂÕËÐÂ ÒÑÍÂ-
ÊÂÎË, ÚÕÑ ÒÑÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎßÐÑÔÕß, ÐÇÑÃØÑÆËÏÂâ ÆÎâ ÒÓÑâÄÎÇÐËâ
ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË, ÊÂÍÎáÚÇÐÂ ÄÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÇ b-ÒÑÄÑ-
ÓÑÕÂ Phe-Trp-Lys-Thr, ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜÇÅÑ ÑÔÕÂÕÍÂÏ 7 ë 10
ÔÑÏÂÕÑÔÕÂÕËÐÂ.

³ËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÂ ÅÓÖÒÒÂ ÓÑÆÔÕÄÇÐÐÞØ ÔÑÏÂÕÑÔÕÂÕËÐÖ ÔÑÇ-
ÆËÐÇÐËÌ 263 ë 273.120 °ÐË ÑÕÎËÚÂáÕÔâ ÆÓÖÅ ÑÕ ÆÓÖÅÂ ÂÏËÐÑÍË-
ÔÎÑÕÐÞÏË ÑÔÕÂÕÍÂÏË Ä ÒÑÎÑÉÇÐËâØ 1, 3, 6 Ë 8 ÒÇÒÕËÆÐÑÌ ÙÇÒË
(ÕÂÃÎ. 4).

³ÑÏÂÕÑÔÕÂÕËÐ ÊÂÏÇÆÎâÇÕ ÓÑÔÕ ÑÒÖØÑÎÇÌ Ö ÃÑÎßÐÞØ Ô
àÐÆÑÍÓËÐÐÞÏË ÒÂÐÍÓÇÂÕËÚÇÔÍËÏË ÑÒÖØÑÎâÏË, ÕÂÍËÏË ÍÂÍ
ËÐÔÖÎËÐÑÏÂ, ÅÎáÍÂÐÑÏÂ Ë ÆÓÖÅËÇ. °ÆÐÂÍÑ ÅÑÓÏÑÐ ÏÂÎÑ
ÒÓËÅÑÆÇÐ ÆÎâ ÕÇÓÂÒËË ÑÒÖØÑÎÇÌ ËÊ-ÊÂ ÇÅÑ ÏÐÑÉÇÔÕÄÇÐÐÑÅÑ
ÆÇÌÔÕÄËâ Ë ÍÑÓÑÕÍÑÅÑ ÄÓÇÏÇÐË ÂÐÕËÔÇÍÓÇÕÑÓÐÑÅÑ à××ÇÍÕÂ.
¡ÐÂÎÑÅË ÔÑÏÂÕÑÔÕÂÕËÐÂ à××ÇÍÕËÄÐÞ ÒÓË ÎÇÚÇÐËË ÐÇÍÑÕÑÓÞØ
ÄËÆÑÄ ÑÒÖØÑÎÇÌ, Ä ÕÑÏ ÚËÔÎÇ Ä ÔÑÚÇÕÂÐËË Ô ÂÐÂÎÑÅÂÏË
ÎáÎËÃÇÓËÐÂ.120 ¡ÐÂÎÑÅË ÔÑÏÂÕÑÔÕÂÕËÐÂ Ô ÂÎÍËÎËÓÖáÜËÏË
×ÓÂÅÏÇÐÕÂÏË ÏÑÅÖÕ ÑÍÂÊÞÄÂÕß ÍÂÍ ÒÓâÏÑÇ, ÕÂÍ Ë ÑÒÑÔÓÇÆÑ-
ÄÂÐÐÑÇ ÄÑÊÆÇÌÔÕÄËÇ ÐÂ ÅÑÓÏÑÐÑÊÂÄËÔËÏÞÇ ÑÒÖØÑÎË, âÄÎââÔß
ÒÇÓÇÐÑÔÚËÍÂÏË ØËÏËÑÕÇÓÂÒÇÄÕËÚÇÔÍËØ ÂÅÇÐÕÑÄ.

³ÑÇÆËÐÇÐËâ 263 ë 273 ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÕÄÇÓÆÑ×ÂÊÐÞÏ
ÏÇÕÑÆÑÏ Ë ÑÚËÜÇÐÞ ÅÇÎß-×ËÎßÕÓÂÙËÇÌ ÐÂ ÔÇ×ÂÆÇÍÔÇ Ë
£¿¨· Ô ÑÃÓÂÜÇÐÐÑÌ ×ÂÊÑÌ (ÄÔÇ ÑÒÇÓÂÙËË ÒÓÑÄÑÆËÎËÔß ÒÓË
48³ Ä ÄÑÊÏÑÉÐÑ ÃÑÎÇÇ ÍÑÓÑÕÍËÌ ÔÓÑÍ ËÊ-ÊÂ ÓÂÊÎÑÉÇÐËâ
ÒÇÒÕËÆÂ). °ÐË ÒÓÑâÄÎâáÕ ËÐÅËÃËÓÖáÜÇÇ ÆÇÌÔÕÄËÇ ÐÂ ÄÞÔÄÑ-
ÃÑÉÆÇÐËÇ ÅËÒÑ×ËÊÂÓÐÑÅÑ ÅÑÓÏÑÐÂ ÓÑÔÕÂ, ÔÄâÊÞÄÂáÕÔâ Ô

pGlu His Trp Ser Tyr X Leu Arg Pro Z

Y

Mel

260

X= L- Ë D-Tyr, L- Ë D-Orn, L- Ë D-Glu, L- Ë D-Asp

Y= ÔÄâÊÖáÜËÌ àÎÇÏÇÐÕ

Z= GlyNH2, NHC2H5, ÂÊÂÅÎËÙËÐÂÏËÆ

Ala-Gly-Cys-Lys-Asn-Phe-Phe-Trp-Lys-Thr-Phe-Thr-Ser-Cys

262

1 2 3 4 5 6 7 8 9 10 11 12 13 14

Thr-NH2CysValLystrpTyrCysMel

Thr-NH2CysThrLystrpPheCysMed

Thr-NH2CysValLystrpMelCysphe

Mel-NH2CysValLystrpTyrCysphe

Thr-NH2CysValLystrpTyrCyspheMel

Thr-NH2CysThrLystrpPheCyspheMel

Thr-NH2CysThrLystrpPheCysPheMel

Thr-NH2CysThrLystrpPheCystrpMel

Trp-NH2CysValLystrpTyrCyspheMel

Thr-NH2CysValLystrpTyrCysphe[A2pr(Mel)2]

Thr-NH2CysValLystrpTyrCyspheMelMel

1 2 3 4 5 6 7 8

´ÂÃÎËÙÂ 4. ¡ÎÍËÎËÓÖáÜËÇ ÂÐÂÎÑÅË ÔÑÏÂÕÑÔÕÂÕËÐÂ 120

³ÑÇÆËÐÇÐËÇ ¶ÑÓÏÖÎÂ

263

264

265

266

267

268

269

270

271

272

273

pGlu His Trp Ser Tyr D-Lys

A1 = CO X N

O

O

;

A2 = CO CH

NHCOR

(CH2)n S , n= 1, 2;

R =H, CH3, C2H5;

X =7(CH2)n7, n= 175;7C6H47, ,

Y = Pro, 4-HO-Pro; Z = Gly-NH2, NHC2H5, ÂÊÂÅÎËÙËÐÂÏËÆ

ArgLeu Y Z

A1

A2

Mel

261

µÔÒÇØË ØËÏËË 64 (11) 1995 1133



ÏÇÏÃÓÂÐÂÏË ÑÒÖØÑÎÇÄÞØ ÍÎÇÕÑÍ, ËÐÅËÃËÓÖáÕ ÄÍÎáÚÇÐËÇ
[3H]-ÕËÏËÆËÐÂ Ä ¥¯¬ Ä ÍÖÎßÕÖÓÂØ ÍÎÇÕÑÍ Ë ÕÑÓÏÑÊâÕ ÓÑÔÕ
ÑÒÓÇÆÇÎÇÐÐÞØ ÑÒÖØÑÎÇÄÞØ ÍÎÇÕÑÍ. ¥Îâ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËâ Ä
ÏÇÆËÙËÐÔÍÑÌ ÒÓÂÍÕËÍÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÒÑÎÖÚÂáÕ Ä ÄËÆÇ ÔÑÎÇÌ:
ØÎÑÓËÆÑÄ, ×ÑÔ×ÂÕÑÄ, ÂÙÇÕÂÕÑÄ Ë Õ.Æ. ËÎË Ä ÄËÆÇ ÔÑÎÇÌ
ÜÇÎÑÚÐÞØ Ë ÜÇÎÑÚÐÑ-ÊÇÏÇÎßÐÞØ ÏÇÕÂÎÎÑÄ.120

£ ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÄÇÜÇÔÕÄ, ÐÇÑÃÓÂÕËÏÑ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄÖáÜËØ Ô
ÃÑÏÃÇÊËÐÑÄÞÏË ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏË ÏÇÏÃÓÂÐ, ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ ÓâÆ
ÏÑÆË×ËÙËÓÑÄÂÐÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÃÑÏÃÇÊËÐÂ. ¢ÑÏÃÇÊËÐ
ÄÞÆÇÎÇÐ ËÊ ÍÑÉË ÎâÅÖÛÍË Ë ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâÇÕ ÔÑÃÑÌ ÕÇÕÓÂÆÇÍÂ-
ÒÇÒÕËÆ (274) (ÕÂÃÎ. 5).

¥ÄÑÌÐËÍÑÏ ÃÑÏÃÇÊËÐÂ Ä ÑÓÅÂÐËÊÏÇ ÚÇÎÑÄÇÍÂ âÄÎâÇÕÔâ
ÅÂÔÕÓËÐ-ÓËÎËÊËÐÅ ÒÇÒÕËÆ, ÔÑÔÕÑâÜËÌ ËÊ 27 ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÐÞØ
ÑÔÕÂÕÍÑÄ Ë âÄÎâáÜËÌÔâ ÑÆÐËÏ ËÊ ×ÂÍÕÑÓÑÄ ÓÑÔÕÂ ÏÇÎÍÑÍÎÇ-
ÕÑÚÐÑÌ ÍÂÓÙËÐÑÏÞ ÎÇÅÍÑÅÑ. ¬ÑÐÍÖÓËÓÖâ Ô ÒÓËÓÑÆÐÞÏ ÎËÅÂÐ-
ÆÑÏ ÊÂ ÓÇÙÇÒÕÑÓÞ, ÃÑÏÃÇÊËÐÑÄÞÇ ÂÐÕÂÅÑÐËÔÕÞ ËÐÅËÃËÓÖáÕ
ÍÂÔÍÂÆ ÔÑÃÞÕËÌ, ÒÓËÄÑÆâÜËØ Í ÐÇÐÑÓÏÂÎßÐÑÌ ÒÓÑÎË×ÇÓÂÙËË
ÍÎÇÕÑÍ. £ ÐÂÔÕÑâÜÇÇ ÄÓÇÏâ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÑ Ë ÊÂÒÂÕÇÐÕÑ-
ÄÂÐÑ 121 ë 123 ÃÑÎßÛÑÇ ÍÑÎËÚÇÔÕÄÑ ÏÇÎ×ÂÎÂÐÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÒÇÒ-
ÕËÆÑÄ ì ÂÐÕÂÅÑÐËÔÕÑÄ ÃÑÏÃÇÊËÐÂ (275 ë 314) (ÔÏ. ÕÂÃÎ. 5).

£ÔÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÍÎÂÔÔËÚÇÔÍËÏË ÏÇÕÑÆÂÏË ÒÇÒ-
ÕËÆÐÑÌ ØËÏËË Ä ÓÂÔÕÄÑÓÂØ.

®ÇÎ×ÂÎÂÐ ÄÄÑÆËÎË ÍÂÍ Ä ÂÐÕÂÅÑÐËÔÕÞ ÃÑÏÃÇÊËÐÂ, ÕÂÍ Ë Ä
ÃÑÏÃÇÊËÐÑÄÞÇ ÂÐÂÎÑÅË Ô ØÑÓÑÛËÏ ÔÓÑÆÔÕÄÑÏ Í ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏ Ë
ÂÅÑÐËÔÕËÚÇÔÍËÏË ÔÄÑÌÔÕÄÂÏË. ®ÑÆË×ËÙËÓÑÄÂÐÐÞÇ ÂÐÂÎÑÅË
ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâáÕ ÔÑÃÑÌ ÒÇÒÕËÆÞ ³-ÍÑÐÙÇÄÑÌ ÚÂÔÕË ÃÑÏÃÇÊËÐÂ,
ÒÑÎÖÚÇÐÐÞÇ ÒÖÕÇÏ ÖÆÂÎÇÐËâ, ËÐÄÇÓÔËË ËÎË ÊÂÏÇÜÇÐËâ ÂÏË-
ÐÑÍËÔÎÑÕ. ¡ÐÂÎÑÅË, Ä ÍÑÕÑÓÞØ ÏÇÎ×ÂÎÂÐ ÐÂØÑÆËÕÔâ Ä ÒÑÎÑ-
ÉÇÐËË 6 ÙÇÒË ÃÑÏÃÇÊËÐÂ, ÒÓÑâÄÎâáÕ ÃÑÎÇÇ ÄÞÔÑÍÑÇ ÔÓÑÆÔÕÄÑ
Í ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏ, ÚÇÏ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ ÏÇÎ×ÂÎÂÐ Ä
ÒÑÎÑÉÇÐËË 3.

³ÑÇÆËÐÇÐËâ 282, 285 ë 288, 293, 307, 308, 311 ë 314 ÑÃÎÂ-
ÆÂáÕ ÒÑÐËÉÇÐÐÑÌ ÙËÕÑÕÑÍÔËÚÐÑÔÕßá Ë ÐÇ ÔÄâÊÞÄÂáÕÔâ Ô
ÆÓÖÅËÏË ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏË, ÐÂÒÓËÏÇÓ, Ô ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏË ×ÂÍÕÑÓÂ
àÒËÆÇÓÏÂÎßÐÑÅÑ ÓÑÔÕÂ, ÚÕÑ ÑÃÖÔÎÑÄÎÇÐÑ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÐÑÌ
ÒÑÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎßÐÑÔÕßá àÕËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ.

¤ÑÓÏÑÐ ÉÇÎÖÆÑÚÐÑ-ÍËÛÇÚÐÑÅÑ ÕÓÂÍÕÂ ì ÅÂÔÕÓËÐ (315) ì
ÔÕËÏÖÎËÓÖÇÕ ÒÑÚÕË ÄÔÇ ÇÅÑ ×ÖÐÍÙËË: ÔÇÍÓÇÙËá, ÏÑÕÑÓËÍÖ,
ÄÔÂÔÞÄÂÐËÇ. ¡ÏËÆ ³-ÍÑÐÙÇÄÑÅÑ ÕÇÕÓÂÒÇÒÕËÆÂ 316 ÑÃÎÂÆÂÇÕ
ÒÑÎÐÞÏ ÔÒÇÍÕÓÑÏ ×ËÊËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÅÑ ÆÇÌÔÕÄËâ, ØÑÕâ Ë ÃÑÎÇÇ
ÔÎÂÃÞÏ, ÚÇÏ Ö ÒÑÎÐÑÌ ÏÑÎÇÍÖÎÞ.

Glu7Gly7Pro7Trp7Leu7(Glu)57Ala7Tyr7Gly7
7Trp7Met7Asp7Phe-NH2 (315),
Trp7Met7Asp7Phe-NH2 (316),
Boc-Trp7Met7Asp7Sarc-NH2 (317),
Boc-Trp7Met7Asp7Mel-NH2 (318),
Trp7Met7Asp7Sarc-NH2 (319),
Trp7Met7Asp7Med-NH2 (320),
Trp7Met7Asp7Mel-NH2 (321),
Asp7Sarc-NH2 (322),
Asp7Med-NH2 (323),
Asp7Mel-NH2 (324)

³ ÙÇÎßá ÔÑÊÆÂÐËâ ÂÐÂÎÑÅÑÄ ÅÂÔÕÓËÐÂ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ÏÑÆË×Ë-
ÍÂÙËË ³-ÍÑÐÙÇÄÑÅÑ ÕÇÕÓÂÒÇÒÕËÆÂ 316, ÍÑÕÑÓÞÇ ÏÑÅÎË ÃÞ
ÔÇÎÇÍÕËÄÐÑ ÆÇÌÔÕÄÑÄÂÕß ÐÂ ÑÒÖØÑÎË ÉÇÎÖÆÑÚÐÑ-ÍËÛÇÚÐÑÅÑ
ÕÓÂÍÕÂ, ÒÑÎÖÚÇÐ ÓâÆ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 317,124 318,125 319 ë 324.126

£ ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÔØÑÆÐÑÅÑ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÎË ÔÂÓÍÑÎËÊËÐ.
³ÏÇÔË ÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÑÄ ÓÂÊÆÇÎâÎË ÏÇÕÑÆÑÏ ÒÓÇÒÂÓÂÕËÄÐÑÌ
ØÓÑÏÂÕÑÅÓÂ×ËË. ³ÑÇÆËÐÇÐËâ 319 ë 324 ÑÍÂÊÂÎËÔß ÂÍÕËÄÐÞ Ä
ÑÕÐÑÛÇÐËË ÎËÏ×ÑÎÇÌÍÑÊÂ L-1210, ÂÆÇÐÑÍÂÓÙËÐÑÏÞ ÏÑÎÑÚ-
ÐÑÌ ÉÇÎÇÊÞ, ÂÆÇÐÑÍÂÓÙËÐÑÏÞ ÕÑÎÔÕÑÌ ÍËÛÍË, ÔÂÓÍÑÏÞ-37.
±ÇÒÕËÆ 318 ÃÞÎ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐ ÒÓË ËÊÖÚÇÐËË ÂÐÂÎÑÅÑÄ ÅÂÔÕÓËÐÂ
Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÐÅËÃËÕÑÓÂ Ä ÔËÔÕÇÏÇ ÓÂÆËÑËÏÏÖÐÑÂÐÂÎËÊÂ Ô
ÒÓËÏÇÐÇÐËÇÏ ÂÐÕËÔÞÄÑÓÑÕÑÍ, ÑÆÐÂÍÑ ÒÑÍÂÊÂÎ ÔÎÂÃÑÇ ÔÓÑÆ-
ÔÕÄÑ Í ÂÐÕËÕÇÎÂÏ Ë ÑÍÂÊÂÎÔâ ×ËÊËÑÎÑÅËÚÇÔÍË ÐÇÂÍÕËÄÐÞÏ Ä
ÖÔÎÑÄËâØ àÍÔÒÇÓËÏÇÐÕÂ.

£ÄÇÆÇÐËÇ ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÂÎÍËÎËÓÖáÜËØ ÂÅÇÐÕÑÄ Ä ÒÇÒÕËÆÐÖá
ÙÇÒß ÆÂÇÕ ÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕß ËÊÖÚËÕß ÑÔÑÃÇÐÐÑÔÕË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËâ
ÅÑÓÏÑÐÑÄ Ô ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏË, ÒÑÎÖÚËÕß ÂÐÕÂÅÑÐËÔÕÞ ÒÇÒÕËÆÐÞØ

ÅÑÓÏÑÐÑÄ. ®ÇÎ×ÂÎÂÐ ÃÞÎ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÏÇÕÍË ÒÓË
ËÊÖÚÇÐËË ÔÓÑÆÔÕÄÂ Í ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏ ÒÑÎËÒÇÒÕËÆÐÞØ ÅÑÓÏÑÐÑÄ. ³
àÕÑÌ ÙÇÎßá ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÃÓÂÆËÍËÐËÐÂ 325,127

ÂÐÅËÑÕÇÐÊËÐÂ II 326 ë 328128 Ë ÎÇÌÙËÐ-àÐÍÇ×ÂÎËÐÂ 329,129, 130

330 ë 332,130 333 ë 336.131

¬ÂÉÆÑÇ ËÊ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 325 ë 336 ËÔÒÞ-
ÕÞÄÂÎÑÔß Ä ÑÕÐÑÛÇÐËË ÕÑÅÑ ÕËÒÂ ÓÇÙÇÒÕÑÓÑÄ, Ô ÍÑÕÑÓÞÏË
ÔÄâÊÞÄÂÇÕÔâ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÌ ÅÑÓÏÑÐ. £ ÚÂÔÕÐÑÔÕË, ÂÐÂÎÑÅË
àÐÍÇ×ÂÎËÐÂ ËÊÖÚÂÎËÔß Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÐÇÑÃÓÂÕËÏÞØ ÂÐÕÂÅÑÐËÔÕÑÄ
d-ÑÒËÑËÆÐÑÅÑ ÓÇÙÇÒÕÑÓÂ.

Arg7Pro7Pro7Gly7Phe7Ser7Pro7Phe7Arg
(ÃÓÂÆËÍËÐËÐ),
HCO-Sarc7Arg7Pro7Pro7Gly7Phe7
7Ser7Pro7Phe7Arg (325),
Asn7Arg7Val7Tyr7Ile7His7Pro7Phe
(ÂÐÅËÑÕÇÐÊËÐ II),
Ac-Asn7Arg7Val7Tyr7Ile7His7Pro7Mel (326),
Ac-Asn7Arg7Val7Tyr7Ile7His7Pro7Mel-OCH3

(327),
Ac-Asn7Arg7Val7Tyr7Ile7His7Pro7
7Mel-OCH2C6H5 328),
Tyr7Gly7Gly7Phe7Leu (ÎÇÌÙËÐàÐÍÇ×ÂÎËÐ),
Mel7D-Ala7Gly7Phe7Leu-OCH3 (329),
Tyr7D-Ala7Gly7Phe7Leu7Mel-OCH3 (330),
Tyr7D-Ala7Gly7Mel7Leu-OCH3 (331),
Mel7D-Ala7Gly7Mel7Leu-OCH3 (332)

²ÂÃÑÕÞ ÒÑ ÔËÐÕÇÊÖ Ë ËÊÖÚÇÐËá ÏÇØÂÐËÊÏÂ ÆÇÌÔÕÄËâ
ÒÑÎËÒÇÒÕËÆÐÞØ ÅÑÓÏÑÐÑÄ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÞ ÔÂÓ-
ÍÑÎËÊËÐÂ, ÆÂÎË ÄÇÔßÏÂ ËÐÕÇÓÇÔÐÞÇ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÞ, ÆÎâ ÑÍÑÐÚÂ-
ÕÇÎßÐÑÌ ËÐÕÇÓÒÓÇÕÂÙËË ÍÑÕÑÓÞØ ÐÇÑÃØÑÆËÏÞ ÆÂÎßÐÇÌÛËÇ
ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËâ.

´ÂÍËÏ ÑÃÓÂÊÑÏ, Í ÐÂÔÕÑâÜÇÏÖ ÄÓÇÏÇÐË ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÑ
ÃÑÎßÛÑÇ ÍÑÎËÚÇÔÕÄÑ ÒÇÒÕËÆÑÄ, ÄÍÎáÚÂáÜËØ 4-[ÃËÔ-(2-ØÎÑÓ-
àÕËÎ)ÂÏËÐÑ]-DL-, -L- Ë -D-×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐ Ë ËØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ.
±ÇÓÄÑÐÂÚÂÎßÐÑ ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÆËÒÇÒÕËÆÞ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÂ Ô
ÃÇÎÍÑÄÞÏË ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÂÏË. £Ñ ÏÐÑÅËØ ÔÎÖÚÂâØ àÕË ÔÑÇÆË-
ÐÇÐËâ ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâÎË ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÞÌ ËÐÕÇÓÇÔ ÆÎâ ÒÓÂÍÕËÚÇÔÍÑÌ
ÑÐÍÑÎÑÅËË. ¥ÂÎßÐÇÌÛËÌ ÒÑËÔÍ à××ÇÍÕËÄÐÞØ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑ-
ÎÇÄÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÒÓËÄÇÎ Í ÄÍÎáÚÇÐËá Ä ÔÑÔÕÂÄ ÒÇÒÕËÆÑÄ
ÐÇÃÇÎÍÑÄÞØ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ Ë ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ, ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâáÜËØ
ÔÑÃÑÌ ÂÐÕËÏÇÕÂÃÑÎËÕÞ ÒÓËÓÑÆÐÞØ. ±ÓË àÕÑÏ ÑÔÑÃÑÇ ÄÐËÏÂ-
ÐËÇ ÑÃÓÂÜÂÎÑÔß ÐÂ ÊÂÄËÔËÏÑÔÕß ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÑÅÑ ÆÇÌ-
ÔÕÄËâ ÑÕ ÔÕÇÓÇÑÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËË äÐÑÔËÕÇÎâã ÂÎÍËÎËÓÖáÜÇÅÑ
ÔÑÇÆËÐÇÐËâ.

²âÆ ÓÂÃÑÕ ÒÑÔÄâÜÇÐ ÔËÐÕÇÊÖ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞØ
ÒÑÎËÏÇÓÑÄ, ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâáÜËØ ÔÑÃÑÌ ÅÑÏÑ- Ë ÔÑÒÑÎËÒÇÒÕËÆÞ,
ÏÑÆË×ËÙËÓÑÄÂÐÐÞÇ ÔÂÓÍÑÎËÊËÐÑÏ Ë ÏÇÎ×ÂÎÂÐÑÏ. ªÊÖÚÇÐÂ
ÊÂÄËÔËÏÑÔÕß ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË ÑÕ ÒÓËÓÑÆÞ Ë
ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËË ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÞ Ë ÆÎËÐÞ ÒÑÎËÒÇÒÕËÆÐÑÌ ÙÇÒË
àÕËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ.

±ÑÊÆÐÇÇ ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÏÑÆË×ËÙËÓÑÄÂÐÐÞÇ ÔÂÓÍÑÎËÊË-
ÐÑÏ Ë ÇÅÑ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÂÏË ×ÓÂÅÏÇÐÕÞ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍË ÄÂÉÐÞØ
ÃÇÎÍÑÄ, ÕÂÍËØ ÍÂÍ ÅËÔÕÑÐÞ, ×ÇÓÏÇÐÕÞ, ÅÑÓÏÑÐÞ. £ÄÇÆÇÐËÇ
ÏÇÎ×ÂÎÂÐÂ ËÎË ÏÇÆ×ÂÎÂÐÂ ÄÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÞ ÒÇÒÕËÆÐÞØ ÅÑÓÏÑ-
ÐÑÄ ÆÂÇÕ ÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕß ËÊÖÚËÕß ÏÇØÂÐËÊÏ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËâ
àÕËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Ô ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÏË ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏË, ÚÕÑ
ËÔÍÎáÚËÕÇÎßÐÑ ÄÂÉÐÑ ÆÎâ ÔÑÊÆÂÐËâ ÄÇÜÇÔÕÄ Ô ÊÂÓÂÐÇÇ ÊÂÆÂÐ-

R2 Tyr NH C

R1

R1

CONH C

R1

R1

CO Mel Leu

3337336

333: R1 = H, R2 = CH2CH CH2

334: R1 = H, R2 = CH2C6H5

335: R1 = CH3, R2 = CH2CH CH2

336: R1 = CH3, R2 = CH2C6H5

1134 £.±.¬ÓÂÔÐÑÄ, ¦.¡.¨ÆÂÐÑÄÂ, ­.ª.³ÏËÓÐÑÄÂ



ala

ala

´ÂÃÎËÙÂ 5. ¡ÎÍËÎËÓÖáÜËÇ ÂÐÂÎÑÅË ÃÑÏÃÇÊËÐÂ (274)

³ÑÇÆËÐÇÐËÇ ¶ÑÓÏÖÎÂ ³ÔÞÎÍË

274 pGlu7Gln7Arg7Leu7Gly7Asn7Gln7Trp7Ala7Val7Gly7HisìììLeu7Met-NH2

275 Mel Leu-ca NH2 121

276 Mel Leu-cììNle-NH2 121

277 Ac-Mel Leu-cììNle-NH2 121

278 Boc b-Mel Leu-cììNle-NH2 121

279 Ac-Mel phe Leu-cììNle-NH2 121

280 Boc-Mel phe Leu-cììNle-NH2 121

281 Mel phe Leu-cììNle-NH2 122, 123

282 Boc-Mel OH

283 Boc-Mel val His NH2 122, 123

Dnp c

284 Mel val His NH2 122, 123

Dnp

285 Mel His NH2 122, 123

Dnp

286 Boc-Mel His NH2 122, 123

Dnp

287 Boc-Mel NH2 122, 123

288 Mel NH2 122, 123

289 Boc-Mel val NH2 122, 123

290 Mel val NH2 122, 123

291 Boc-Mel val phe NH2 122, 123

292 Mel val phe NH2 122, 123

293 Boc-Mel phe NH2 122, 123

294 MelìììììììThr d NH2 122, 123

295 Mel ala NH2 122, 123

296 Mel Nle-NH2 122, 123

297 Mel NH 122, 123

(C2H)4CH3

298 Mel NH2 122, 123

299 Mel NH2 122, 123

300 Mel Nle-NH2 122, 123

301 Mel NH 122, 123

C2H4C6H5

302 H <Mel e> Nle-NH2 122, 123

303 HìììììììMel phe Nle-NH2 122, 123

304 HìììììììMel ala Nle-NH2 122, 123

305 Mel Leu NHNH2 122, 123

306 Mel NH2 122, 123

307 (Boc)2LysìììììMel NH2 122, 123

308 LysìììììMel NH2 122, 123

309 MelìììììThr His NH 122, 123

Dnp (CH2)4CH3

310 Boc-MelìììììThr His NH 122, 123

Dnp (CH2)4CH3

311 Boc-Mel NH2 122, 123

312 Mel NH2 122, 123

313 Ac-LysìììMel NH2 122, 123

Boc

314 Ac-LysìììMel NH2 122, 123

a ©ÐÂÍ c ÑÃÑÊÐÂÚÂÇÕ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐÐÖá ÒÇÒÕËÆÐÖá ÔÄâÊß CH2NH. b Boc = (CH3)3COCO. cDnp ì 2,4-ÆËÐËÕÓÑ×ÇÐËÎ. d ©ÐÂÍ ÑÃÑÊÐÂÚÂÇÕ

ÑÕÔÖÕÔÕÄËÇ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜÇÅÑ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÐÑÅÑ ÑÔÕÂÕÍÂ Ä ÒÇÒÕËÆÐÑÌ ÙÇÒË. e°ÔÕÂÕÑÍMel ÄÍÎáÚÇÐ Ä ÒÇÒÕËÆÐÖá ÙÇÒß ÏÇÉÆÖ 5 Ë 6 ÒÑÎÑÉÇÐËÇÏ.

µÔÒÇØË ØËÏËË 64 (11) 1995 1135



ÐÞÏË ÔÄÑÌÔÕÄÂÏË. ¯ÂÎËÚËÇ Ä ÏÑÎÇÍÖÎÇ ÂÎÍËÎËÓÖáÜÇÅÑ
×ÓÂÅÏÇÐÕÂ ÑÍÂÊÞÄÂÇÕ ÑÒÑÔÓÇÆÑÄÂÐÐÑÇ ÄÎËâÐËÇ ÐÂ ÙÇÒß ÓÇÂÍ-
ÙËÌ, ÒÓÑÕÇÍÂáÜËØ Ä ÍÎÇÕÍÇ, Ë ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÒÑÎÖÚËÕß ÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËâ Ô ÄÞÔÑÍÑÌ ÔÒÇÙË×ËÚÐÑÔÕßá ÆÇÌÔÕÄËâ. ¿ÕÑ ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ÐÇ
ÕÑÎßÍÑ ÄÇÜÇÔÕÄÂ, ÑÃÎÂÆÂáÜËÇ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÞÏ ÆÇÌ-
ÔÕÄËÇÏ, ÐÑ Ë ÔÑÇÆËÐÇÐËâ Ô ÆÓÖÅËÏË ÄËÆÂÏË ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ
ÂÍÕËÄÐÑÔÕË.

* * *

±ÓËÄÇÆÇÐÐÞÇ Ä ÑÃÊÑÓÇ ÆÂÐÐÞÇ ÔÄËÆÇÕÇÎßÔÕÄÖáÕ Ñ ÙÇÎÇÔÑ-
ÑÃÓÂÊÐÑÔÕË ÓÂÊÓÂÃÑÕÍË ÏÇÕÑÆÑÄ ÔËÐÕÇÊÂ Ë ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËÌ
ÒÇÒÕËÆÑÄ 4-[ÃËÔ-(2-ØÎÑÓàÕËÎ)ÂÏËÐÑ]-DL-, -L- Ë -D-×ÇÐËÎÂÎÂ-
ÐËÐÂ Ô ÒÓËÓÑÆÐÞÏË ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÂÏË, ËØ ÔËÐÕÇÕËÚÇÔÍËÏË
ÂÐÂÎÑÅÂÏË Ë ×ÓÂÅÏÇÐÕÂÏË ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍË ÄÂÉÐÞØ ÃÇÎÍÑÄ,
ÒÑÔÍÑÎßÍÖ ÔÓÇÆË ÖÍÂÊÂÐÐÞØ ÄÇÜÇÔÕÄ ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ÄÞâÄÎÇÐÞ
ÔÑÇÆËÐÇÐËâ, ÑÃÎÂÆÂáÜËÇ ÍÂÍ ÄÞÔÑÍÑÌ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÑÌ,
ÕÂÍ Ë ËÐÞÏË ÄËÆÂÏË ×ËÊËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË.
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SYNTHESIS OF AMIDES AND PEPTIDES, CONTAINING 4-[BIS-(2-CHLORO-
ETHYL)AMINO]-DL-, L-, AND D-PHENYLALANINE AND THEIR BIOLOGICAL ACTIVITY
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The review is devoted to the synthesis and the results of studying biological activity of amides and
peptides containing 4-[bis(2-chloroethyl)amino]phenylalanine stereoisomers. The rational approaches to
selecting the structure of the compounds with enhanced selectivity of antitumor action have been
observed.
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