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Matricas metalu proteinazes (MMP) ir Zn?* atkarigi enzimi, kuri ir atbildigi par
ekstracelularas matricas komponentu noardiSanas procesiem. MMP aktivitates Itmenis ir augsts
dazadu slimibu un patalogiju, tai skaita ari v&za, attistiba. Jaunu MMP, ipasi MMP-1, MMP-2 un
MMP-7, inhibitoru izstrade ir nozimiga pretvéza terapija.’

Misdienu medicinas kimija viena no visplasak pielietotajam sint€zes metodém ir ,klik”
kimija. Pie tas pieder Huisgena (Huisgen) 1,3-dipolara ciklopievienosanas reakcija starp organiskajiem
azidiem un alkiniem, kas lauj atra un vienkarsa cela saistit azida un alkina funkcionalitates saturoSas
molekulas caur 1,2,3-triazola linkeri.

Atsaucoties uz misu grupa iepriekS iegiitajiem rezultatiem par potencialiem MMP
inhibitoriem aziridina un 1,4-diazivietotu 1,2,3-triazolu konjugatu vidii,? par darba merki izvirzita
analogu aziridina atvasinajumu ar 1,5-diaizvietotu 1,2,3-triazolu sanu k&dg sintéze un to biologiskas
aktivitates noteikSana.

Ka izejvielas mérka savienojumu sint€zei izmantoti dazadus aizvietotajus saturosi
fenilacetiléna atvasinajumi un 2-(azidometil)-1-tritilaziridins (1), kas iegiits piecu pakapju sintézé no
komerciali pieejama 3-(2,2,2-trimetilhidrazinija)metilpropionata bromida (sk. shému).? 1,5-
Diaizivietotu 1,2,3-triazolu 2 sintéze realizéta Ru(I) katalizéta azida-alkina ciklopievienoSanas
(RuAAC) reakcija ar 40 —89% iznakumu. Aizsarggrupas noskelSanai izmantota trifluoretikskabe
(TFA) trietilsilana klatbiitng. Gala produkti 3 iegti ar 80 - 89% iznakumu. Var secinat, ka, izmantojot
RUAAC reakciju, iespgjams ar augstu regioselektivitati un labiem iznakumiem iegat virkni aziridinu ar
1,5-diaizvietotu 1,2,3-triazolu sanu k&dé. Sobrid tiek veikta iegiito savienojumu biologiskas aktivitates

parbaude.
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Shéma. Mérka savienojumu sinteze.
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Summary. Aziridines with 1,5-Disubstituted 1,2,3-Triazole in the Side Chain. A series of
novel aziridines containing 1,5-disubstituted 1,2,3-triazole in the side chain has been obtained.
Regioselective synthesis of 1,5-disubstituted 1,2,3-triazoles was realized by Ru(ll) catalyzed azide-
alkyne cycloaddition reaction. Biological activity of target compounds as potencial MMPs inhibitors
will be discussed.



