Chapitre 4 : Stratégie de synthése
L. Protection — déprotection

1. Protection — déprotection du groupe carbonyle ou d’un diol
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Produit indésirable :
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Protection — déprotection du groupe hydroxyle

Exemple 1 :
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Banque de réaction :

Produit indésirable :
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3. Protection — déprotection du groupe amino

Exemple : Synthése de 1’aspartame a partir de 1’acide L-aspartique et du L-phénylalanine
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La synthése peptidique de 1’aspartame peut étre réalisée au laboratoire selon le schéma
réactionnel suivant :
o
R O Bcl O Lo O
OH — 0Bz —> OH
1\0 1h 1h
OH  NHZ 0-Bz  NH-Z OBz  NH-Z
r=9%% B r, =96 % C =060 % D
Acide L-aspartique
'1-111troph¢nol lh ry=9%4%

\m*f@

1. SOCly
HsN
2. CH,0H 2
15 min G

o}
L~ phénylalanine rz=100 %

OCH;

(0]
0O O
N ~
0Bz NHZ g 0
p=08 % H, PAC l 6h
O
~

Aspartame



II. Application a la rétrosynthése

===} Proposer une voie de synthése permettant d’obtenir B a partir de A

wmmm) Proposer une voie de synthése permettant d’obtenir B a partir de A

II1. Faut-il toujours protéger ?

Exemple :
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1. Préwention 2. Economie 3. Conception de méthodes de
des dichets d'atomes synthése moins dangereuses
4. Conception de 5. Solvants et
produits chimigques auxilialres moins
plus surs polluants
&, Recherche 7. Utilisation
du rendement de ressources
énergétique rencaunselables
8, Réduction du 2. Catalyse
nombre de dérivés
10, Conception de 11. Observation en 12. Une chimie
produits envuede  temps réel en voe de fondamentalement
leur dégradation priévenir la pollution phus fiable

e Le rendement d’une synthése (donné en %) est donné par le rapport entre la quantité de matiére de produit effectivement
obtenue ney, et la quantité de matiére maximale qui pourrait théoriquement se former n :

n
r=100 x =2
Ngp

e Dans le cas d’une synthése linéaire en plusieurs étapes (A—B—C—D—..), le rendement de la synthése est égal au
produit des rendements de chaque étape

Exemple :
Rendement d’une synthése de 7 étapes a 80% :

Rendement d’une synthése de 4 étapes, 3 a 80% et 1 a 50% :

Conclusion :
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Les questions a se poser a l’issue de ce chapitre
Protection - déprotection
Est-ce que je sais comment protéger et déprotéger un dérivé carbonylé ? un diol ?
Est-ce que je connais les deux méthodes pour protéger un groupe hydroxyle ?

Est-ce que je connais les deux méthodes pour passer d’un ester a un acide carboxylique ?
Est-ce que je sais déprotéger un groupe amino ?

Stratégie de synthese
e Est-ce que je sais reconnaitre dans une synthése les étapes de protection, de déprotection et d’activation ?
Rétrosynthése
e  Est-ce que je sais par quoi démarrer pour aborder une rétrosynthése ?
e  Est-ce qu’il faut nécessairement protéger ?

e Est-ce quej’ai des éléments pour choisir entre deux voies possibles ?
e  Est-ce termin¢ une fois la rétrosynthése résolue ?
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Les douze principes

1. Privention 2. Economie 3. Conception de méthodes de
des déchets d'atomes synthise moins dangereuses
4.C tion de 5. Solvants et
produits chimigques auxiliaires moins
plus surs polluants
&, Recherche 7. Utilisation
du rendement de ressources
énergétique rencuvelables
8. Réduction du 2. Catalyse
nombre de dérivés :
10. Conception de 11. Observation en 12. Une chimie
produits envuede  tempsréelenvuede  fondamentalement
leur dégradation  prévenir la pollution phus fiable
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