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Abstract : The first N-protected aminodialdehydes have been syntesized by oxidation of
N-protected aminodiols or from aminodiacids by reduction of N-Boc di (N-metoxy
N-methyl) amides.

Seuls, sont connus les w-aminoaldéhydes R—NH-#-CHO dans lesquels un groupement protecteur
a été introduit sur 1'atome d'azote : R = tBu-CO (Boc) 1, R = CgHg-CH,-0-CO (CBz} 2,
kK = Si(CH3)2tBu 3. Ces composés sont des inhibiteurs d'enzyme protéolytiques 4 et des intermé-
diaires de synthése. Quelques peptides inhibiteurs d'enzymes, présentent une fonction aminoal-
dehyde sur la chaine terminale 5.

Dans ce travail, nous decrivons la syntheése d'a-aminodialdéhydes ; nous avons choisi
comre groupement protecteur de 1'atome d'azote le Boc. Deux méthodes de synthese ont été
utilisées.

La premiere méthode consiste & préparer le N-Boc aminodiol puis a 1'oxyder en a-amino-
dialdéhyde. L'action de 1'aminodiol 1a, en présence de ditertiobutyl dicarbonate, conduit au
N—Egc aminodiol gg_b qui est oxydé par le complexe Cr03(pyr)2 / en M-Boc a-aminodialdéhyde
3a 8 (schéma A).
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La deuxieme méthode de synthese des N-Boc o aminodialdéhydes 3a et 3b a été réalisée
en quatre étapes. L'azote des aminodiacides 4a (R=H) et 4b (R=CH3) est protécé par action
soit du tBu0-C(0)-0-N=C(CN)Ph 9 (BOC-0N), soit du ditertiobutyl dicarbonate. Les N-Boc
aminodiacides obtenus 5a 10 et 5b réagissent avec le chloroformiate d'éthyle, en présence de
triéthylamine, pour conduire aux N-Boc aminodianhydrides 6a " et 6b " qui, par action de la
di -0,N-méthylhydroxylamine, permettent d'obtenir les N-Boc di(N-méthoxy N-méthylamides) 7a 12
et 7b. La derniére ¢tape consiste & réduire 7a et 7b par LiA]H4 1,13
hydes 3a ©

en N-Boc a-aminodialdé-
et gg'14 (schéma B). Ces produits sont en cours d'évaluation pharmacologique.
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